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“DERIVADO DE OXOPIRAZINA OU UM SAL AGROQUIMICAMENTE
ACEITAVEL DO MESMO, HERBICIDA, E, METODO PARA USAR UM
HERBICIDA”

CAMPO TECNICO

A presente invengao diz respeito a um derivado de oxopirazina
inédito ou um sal do mesmo, um herbicida contendo o mesmo como um
ingrediente ativo, € um método para usar o mesmo.

FUNDAMENTOS DA TECNOLOGIA

Varios compostos entre os derivados de 1,3-cicloexanodiona
que foram acilados na posicdo 2 com um grupo arilcarbonila, ja sao
comercialmente disponiveis como produtos agroquimicos. Por exemplo,
mesotriona atrai atenc¢do publica como um herbicida aplicado nas folhas de
milho tendo um novo mecanismo de acdo. Uma 1,3-cicloexanodiona ¢ um
tautdbmero, que existe também como 1-hidroxicicloexeno-3-ona que é uma
forma de enol deste, e este derivado foi desenvolvido como um composto
para varios usos agroquimicos.

Por exemplo, um derivado tendo o grupo arila do grupo
arilcarbonila substituindo na posicdo 2 alterando para varios grupos
heteroarila ou cicloalquila, tal como pirazina (ver documento patente 1), um
derivado tendo o anel de 1,3-cicloexanodiona fundido nas posi¢oes 4 € 5 com
um anel de ciclopropano (ver documento patente 2), um derivado tendo o
grupo arilcarbonila na posicdo 2 alterado para um derivado do grupo
pirimidin-5-ilcarbonila (ver documento patente 3), um derivado tendo o grupo
arilcarbonila na posicdo 2 alterado para um derivado do grupo pirazin-2-
ilcarbonil (ver documento patente 4), um derivado tendo o grupo arilcarbonila
na posicao 2 alterado para um derivado do grupo 1,2,3-tiadiazol-5-ilcarbonila
(ver documento patente 5), derivados tendo o grupo arilcarbonila na posi¢io 2
alterado para um derivado do grupo piridinacarbonila (ver documento

patentes 2, 6,7, 8, 9 e 10), derivados tendo o grupo arilcarbonila na posicao 2.
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alterado para um derivado do grupo quinolinacarbonila (ver documento
patentes 11 e 12), um derivado tendo o grupo arilcarbonila na posigdo 2
alterado para um grupo heteroarilcarbonila formado de um benzazol (ver
documento patente 13), um derivado tendo o grupo arilcarbonila na posi¢éo 2
alterado para um derivado do grupo azolcarbonil formado de um 1,2-azol (ver
documento patente 14), e similares foram reportados. Além disso, derivados
em que a posicdo 4 e a posigdo 6 do anel de 1,3-cicloexanodiona sdo
reticulados por um grupo alquileno, tal como um grupo etileno, também
foram reportados (ver documento patentes 8, 11, 12, 13, 14, 15 e 16). Além
do mais, também foi reportado ter um anel de 3,5-cicloexanodiona-1-tiona em
que a posi¢do 5 do anel de 1,3-cicloexanodiona foi alterado para um grupo
0x0, € a posi¢cdo 1 foi alterada para um grupo tiocarbonila (ver documento
patente 17).

Como tal, um grande numero de compostos de
cicloexanodiona tendo atividade herbicida foram reportados, mas ndo existe
nenhum composto de cicloexanodiona conhecido tendo um anel de
diidropirazina substituido por um grupo oxo ou um grupo tioxo (no presente
pedido de patente, estes podem ser genericamente denominados (tio)oxo), tal
como o composto da presente invengdo representado pela seguinte férmula
(1]

Documento patente 1: EP-283261

Documento patente 2: WO 91/00260

Documento patente 3: US 4708732

Documento patente 4: DE-3902818

Documento patente 5: EP-338525

Documento patente 6: JP-A No. 2-78662

Documento patente 7: JP-A No. 3-52862

Documento patente 8: JP-A No. 4-29973

Documento patente 9: WO 96/14285
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Documento patente 10: WO 2000/39094
Documento patente 11: JP-A No. 2000-16982
Documento patente 12: WO 2000/14069
Documento patente 13: WO 2000/68210
Documento patente 14: JP-A No. 2005-200401
Documento patente 15: WO 2005/058831
Documento patente 16: WO 2006/066871
Documento patente 17: DE 10256354

DESCRICAO DA INVENCAO

PROBLEMAS A SER RESOLVIDOS PELA INVENCAO

Conforme discutido anteriormente, compostos de 1,3-
cicloexanodiona substituidos por um grupo heteroarilcarbonila especifico sdo
conhecidos por ter uma atividade herbicida, mas uma vez que estes compostos
precisam ser aplicados em altas doses, eles ndo sdo satisfatoérios como
herbicidas. Assim, existe uma demanda para o desenvolvimento de um
herbicida que mostra excelentes propriedades em doses menores.

A presente inven¢do foi alcangada em tais circunstancias, e um
objetivo da presente invengfo € fornecer um composto tendo uma atividade
herbicida que nfo tem nenhum dano induzido por medicamento contra plantas
uteis e lavouras uteis, e podem controlar vérias ervas daninhas que crescem
em campos ndo plantados, pomares, campos de arroz e terras ndo agricolas
em baixas doses, e um herbicida contendo o composto.

MEIOS PARA RESOLVER O PROBLEMA

De maneira a alcangar o proposito descrito anteriormente, os
inventores da presente invengfo devotadamente conduziram pesquisa na
estrutura quimica e atividade herbicida dos compostos de cicloexanodiona.

Como um resultado, eles observaram que um composto de
cicloexanodiona tendo um anel de pirazina substituido por um grupo oxo ou

um grupo tioxo pode controlar varias ervas daninhas que crescem em campos
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tempo, e apresenta alta seguranga contra plantas uteis, lavouras uteis e
similares, assim completando a presente invengéo.

Assim, a presente inveng¢ao € caracterizada no fato de que um
composto de 2-heteroarilcarbonil-1,3- cicloexanodiona tendo uma atividade
herbicida, um grupo 2-(tio)oxopirazin-3-ila que pode ser substituido, e
preferivelmente um grupo 2-(tio)oxobenzopirazin-3-ila que pode ser
substituido ou um grupo 2-(tio)oxopiridopirazina-3-ila que pode ser
substituido, € usado como o grupo heteroarila.

Mais especificamente, a presente invengdo diz respeito aos
seguintes (1) a (7).

(1) Um derivado de oxopirazina representado pela férmula [I],
ou um sal agroquimicamente aceitdvel do mesmo:

[Foérmula quimica 1]

R o X!
AN N
Ao R o
| ——,

em que X' representa um atomo de oxigénio ou um atomo de
enxofre;

X* representa CH (o atomo de carbono pode ser substituido
por R?), isto &, CH que pode ser substituido por um substituinte R?, ou N(O)y;

m representa um nimero inteiro de 0 ou 1;

R! representa um atomo de hidrogénio; um grupo alquila C,;-
Ci2; um grupo alquenila C,-Cq; um grupo alquinila C-Cg; um grupo
cicloalquila Cs;-Cs; um grupo cicloalquil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
haloalquila C;-Ce; um grupo haloalquenila C,-Cg; um grupo haloalquinila C,-
Cs; um grupo halocicloalquila C;-Cg; um grupo halocicloalquil C3-Cg alquila

C;-Cg; um grupo aminoalquila C,-C¢; um grupo nitroalquila C;-Cg; um grupo
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mono(alquil C;-Cg) aminoalquila C;-Cg; um grupo di(alquil C;-Cg)
aminoalquila C;-C¢; um grupo alquiltio Cy-Cy¢ alquila C-Cg; um grupo
alquilsulfinil C;-C¢ alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cg alquila C;-
Ces; um grupo haloalquiltio C-Cg alquila C{-Cg; um grupo haloalquilsulfinil
C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonil C;-Cg alquila C;-Cg; um
grupo alcoxi C;-Cy alquila C;-Cg; um grupo hidroxialquila C;-Cg; um grupo
fenilalcoxi C;-Cq alquila C-Cq (a fragéo fenila do grupo pode ser substituida
por um ou dois ou mais R* idénticos ou diferentes), isto é, um grupo
fenilalcoxi C;-Cg alquila C;-Cg em que o grupo fenila pode ser substituido por
um ou dois ou mais R* idénticos ou diferentes; um grupo alcéxi C;-Cq alcoxi
C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo cicloalquiloxi C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
cicloalquil C;-Cg alcoxi C-Cg alquila C-Cg; um grupo fenildxi alquila Ci-Cg
(a fracio fenila do grupo pode ser substituida por um ou dois ou mais R*
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo feniléxi alquila C;-Cs em que o
grupo fenila pode ser substituido por um ou dois ou mais R* idénticos ou
diferentes; um grupo heterociclico alquiléxi Ci-C¢ em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos selecionados
de um atomo de oxigé€nio, um atomo de enxofre € um atomo de nitrogénio (a
fracdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e tendo 1 a 5
heterodtomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogé€nio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou
mais R® idénticos ou diferentes), isto &, um grupo heterociclico alquiléxi C;-
C¢ em que a fragdo heterociclica tem 2 a 10 4tomos de carbono e 1 a 5
heterodtomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um 4tomo de nitrogénio, e pode ser substituido por um ou dois ou mais R’
idénticos ou diferentes; um grupo feniltop C;-C¢ (a fragdo fenila do grupo
pode ser substituida por um ou dois ou mais R* idénticos ou diferentes), isto ¢,
um grupo fenilto C;-C4 em que o grupo fenila pode ser substituido por um ou

dois ou mais R idénticos ou diferentes; um grupo fenilsulfinil alquila C;-Cq
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(um fenila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R* idénticos
ou diferentes), isto €, um grupo fenila pode ser substituido por um ou dois ou
mais R* idénticos ou diferentes; um grupo fenilsulfonilalquila C;-C¢ (um
fenila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R* idénticos ou
diferentes), isto €, um grupo fenila pode ser substituido por um ou dois ou
mais R* idénticos ou diferentes; um grupo haloalcéxi C,-Cg alquila C;-Cg; um
grupo heterociclico alcéxi C,-Cq alquila C;-Cy4 em que a fragdo heterociclica
tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo
de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (a fragdo
heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e tendo 1 a 5 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos
ou diferentes), isto é, um grupo heterociclico alcoxi C;-Cg alquila C;-Cg em
que a fragdo heterociclica tem 2 a 10 4&tomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um 4tomo de oxigé€nio, um atomo de enxofre € um atomo de
nitrogénio, e pode ser substituido por um ou dois ou mais R> idénticos ou
diferentes; um grupo alquiltio C-C4 alcoxi Ci-Cg alquila C{-Cg; um grupo
alquilsulfinil C,-Cg alcoxi C,-Cg alquila C1-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cg
alcoxi Cy-Cq alquila C;-Cq; um grupo cianoalcéxi C,-Cg alquila Ci-Cg; um
grupo cianoalquila C;-C4; um grupo alquilcarboniléxi C;-Cq alquila C;-Ceg;
um grupo acil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo acilamino C,-Cg; um grupo
di(alcoxi C,-Cg) alquila Cy-Cg; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C;-Cg;
um grupo alcoxiimino C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo alquilidenoaminéxi C;-
Cy alquila C;-Cg; um grupo (R°R’N-C=0) alquila C;-Cg; um grupo aril C¢-Ciq
alquila C,;-Cg (a fragfio arila do grupo pode ser substituida por um ou dois ou
mais R® idénticos ou diferentes), isto é, um grupo aril C¢-Cyp alquila C;-C¢ em
que o grupo arila pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou
diferentes; um grupo alquila C,-Cg heterociclico em que a fra¢do heterociclica

tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo
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de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (a fragdo
heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono € 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um dtomo de oxigénio, um atomo de enxofre ¢ um atomo de
nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos
ou diferentes), isto €, um grupo alquila C;-Cg heterociclico em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, e
pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes; um
grupo NR'R'; um grupo alcéxi Ci-Cy; um grupo arila C4-Cyo (0 grupo pode
ser substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes), isto é, um
grupo arila C¢-Cyp que pode ser substituido por um ou dois ou mais R'
idénticos ou diferentes; ou um grupo heterociclico tendo 2 a 10 atomos de
carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigé€nio, um
atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes), isto & um grupo
heterociclico que tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio, e pode ser substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou
diferentes;

R? representa um atomo de halogénio; um grupo hidroxila; um
grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C,-Cg; um grupo cicloalquila
C5-Cg; um grupo cicloalquil C;-Cy alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cy;
um grupo alquinila C,-Cg; um grupo haloalquila Ci-Cg; um grupo
haloalquenila C;-C4; um grupo haloalquinila C,-Cs; um  grupo
halocicloalquila C;-Cg; um grupo halocicloalquil C;-Cg alquila C;-C4; um
grupo alcéxi C-Cg; um grupo cicloalquiloxi Cs;-Cg; um grupo cicloalquil Cs-
Cy alquildxi Cy-Cg; um grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi C,-C;
um grupo haloalcéxi C;-Cg; um grupo aleoxi C;-Cg alcdxi Ci-Cg; um grupo

alquilcarboniléxi Ci-Cg; um grupo alquiltio C;-Cg; um grupo alquilsulfinila
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Ci-Cq; um grupo alquilsulfonila C;-Cg; um grupo haloalquiltio C;-Cg; um
grupo haloalquilsulfinila C-C; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cs; um
grupo amino; um grupo mono(alquil C;-Cs) amino; um grupo di(alquil C;-C)
amino; um grupo acilamino C;-Cg; um grupo hidroxialquila C,-Cg; um grupo
alcoxi C;-Cg alquila C-Cg; um grupo alquiltio Cy-Cq alquila Cy-Cg; um grupo
alquilsulfinil C;-Cg alquila Cy-Cg; um grupo alquilsulfonil C,-C¢ alquila C;-
Ce; um grupo haloalquiltio C;-Cg alquila C,-Cs; um grupo haloalquilsulfinil
C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonil C;-C¢ alquila C;-Cg; um

~ grupo cianoalquila C;-Cg; um grupo acila C,-Cg; um grupo alcoxiimino C;-Cg

alquila Ci-C4; um grupo carboxila; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um
grupo carbamoila; um grupo mono(alquil C,-Cs) aminocarbonila; um grupo
di(alquil C,-Cg) aminocarbonila; ou um grupo heterociclico tendo 2 a 10
atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos selecionados de um atomo de
oxigénio, um 4tomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (a fragdo
heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes), isto é, um grupo heterociclico em que a fracdo
heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, e
pode ser substituido por um ou dois ou mais R' idénticos ou diferentes; e
além disso, dois R adjacentes podem ser unidos com os respectivos 4tomos
de carbono aos quais R* sio diretamente ligados, para formar um anel
carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4 a 8 membros
tendo 1 a 4 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo
de enxofre e um atomo de nitrogénio, e o anel assim formado pode ser
substituido por um atomo de halogénio, um grupo ciano, um grupo nitro, um
grupo alquila C;-Cg, um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo alcdxi Cy-Cq, um

grupo haloalcéxi C;-Cg ou um grupo oxo;
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n representa um numero inteiro de 0 a 4 quando X*> é CH (o
grupo pode ser substituido por R?), isto é, quando X* é CH que pode ser
substituido por um substituinte R?, e n representa um namero inteiro de 0 a 3
quando X é N(O)p;

R? representa um grupo hidroxila; O-M+ (em que M+ é um
cation de metal alcalino ou um céation amoénio); um grupo amino; um atomo
de halogénio; um grupo alquilsulfoniléxi Cy-Cg; um grupo alquiltio C;-Ce; um
grupo alquilsulfinila C;-C¢; um grupo alquilsulfonila C;-Cq; um  grupo
haloalquiltio C;-Cg; um grupo haloalquilsulfinila C;-Cs; um  grupo
haloalquilsulfonila C;-Cs; um grupo alqueniltio C,-C¢; um  grupo
alquenilsulfinil C,-Cg; um grupo alquenilsulfonil C,-Cg; um grupo alquiniltio
C,-Cs; um grupo alquinilsulfinila C,-Cs; um grupo alquinilsulfonila C,-Cg;
um grupo alquilcarboniléxi Ci-Cg; um grupo alquenilcarboniléxi C,-Cg; um
grupo alquinilcarboniléxi C,-Cs; um grupo fendxi (o grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes), isto &, um
grupo fenéxi que pode ser substituido por um ou dois ou mais R' idénticos
ou diferentes; um grupo feniltio (o grupo pode ser substituido por um ou dois
ou mais R" idénticos ou diferentes), isto é, um grupo feniltio que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes; um grupo
fenilsulfinila (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo fenilsulfinila que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes; um grupo
fenilsulfonila (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes), isto é, um grupo fenilsulfonila que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes; um grupo
fenilsulfoniléxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes), isto ¢, um grupo fenilsulfoniléxi que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes; um grupo

fenilcarboniléxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R
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idénticos ou diferentes), isto é, um grupo fenilcarboniléxi que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R idénticos ou diferentes; um grupo
1,2,4-triazol-1-ila; um grupo 1,2,3-triazol-1-ila; um grupo 1,2 3-triazol-2-ila;
grupo um imidazol-1-ila; um grupo pirazol-1-ila; um grupo tetrazol-1-ila; ou
um grupo tetrazol-2-ila;

R* representa um atomo de halogénio; um grupo nitro; um
grupo ciano; um grupo alquila C;-Cq; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo
alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C;3-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um
grupo alcoxi C;-Cg; um grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi Cr-Ce;
um grupo haloalcéxi C;-Cq; um  grupo alquiltio C;-Cg; um  grupo
alquilsulfinila C,-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-C¢; um grupo haloalquiltio
C,-C¢; um grupo haloalquilsulfinila C,-Cg; um grupo haloalquilsulfonila C;-
Cs; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo acila C;-Cg; ou um grupo
alcoxi Cy-Cq alquila C;-Cg;

R’ representa um grupo oxo; um 4tomo de halogénio; um
grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-
Cs; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila Cs;-Cg; um grupo
haloalquila C;-C¢; um grupo alcéxi C;-Cg; um grupo alqueniléxi C,-Cg; um
grupo alquiniléxi C,-Cg; um grupo haloalcéxi Ci-Cq; um grupo alquiltio C;-
Cs; um grupo alquilsulfinila C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C{-Cg; um grupo
haloalquiltio C;-Cs; um grupo haloalquilsulfinila C;-Cg; um grupo
haloalquilsulfonila C;-Cg; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo acila
C;-Cg; ou um grupo alcoxi C;-Cg alquila C;-Cg;

R® e R’ cada um independentemente representa um grupo
alquila C{-Cg, e além disso, R® e R’ podem ser unidos com o atomo de
nitrogénio ao qual estes sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros,
enquanto que o anel assim formado pode ter um &atomo de oxigénio
interposto, além do atomo de nitrogénio ao qual Re R sd0 ligados;

R® representa um atomo de halogénio; um grupo nitro; um
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grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo
alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C3-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um
grupo alcéxi Ci-Cg; um grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi Cr-Ce;
um grupo haloalcoxi C;-Cs um grupo alquiltio C;-C¢; um  grupo
alquilsulfinila C,-Cg; um grupo alquilsulfonila C,-Cg; um grupo haloalquiltio
C-C¢; um grupo haloalquilsulfinila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonila C;-
Cs; um grupo alcoxicarbonila Ci-Cg; um grupo acila C;-Cg; ou um grupo
alcoxi C;-Cg alquila C-Cg;

R’ representa um grupo oxo; um 4tomo de halogénio; um
grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-
Cs; um grupo alquinila C,-Cs; um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo
haloalquila C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cg; um grupo alqueniléoxi C,-Cg; um
grupo alquiniléxi C,-Cg; um grupo haloalcoxi C-Cg; um grupo alquiltio C;-
Cs; um grupo alquilsulfinila C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-Cg; um grupo
haloalquiltio C-Cg; um grupo haloalquilsulfinila C;-C¢; um grupo
haloalquilsulfonila C;-Cg; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo acila
C1-Cs; ou um grupo alcéxi Ci-Cg alquila C,-Cg;

R' e R'' cada um independentemente representa um atomo de
hidrogénio; um grupo alquila C;-Cg; ou um grupo alcoxicarbonila C;-Cg, €
além disso, R' ¢ R'' podem ser unidos com o atomo de nitrogénio ao qual
estes sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros, enquanto que o anel
assim formado pode ter um atomo de enxofre e/ou um 4tomo de oxigénio
interposto, além do 4tomo de nitrogénio ao qual R' e R" sdo ligados;

R'? representa um atomo de halogénio; um grupo hidroxila;
um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo
cicloalquila C;-Cg; um grupo cicloalquil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um
grupo haloalquenila C,-Cg; um grupo halocicloalquila C3-Cg; um grupo

halocicloalquil C;-Cg alquila Ci-C¢; um grupo alcoxi Ci-Cg; um grupo
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cicloalquiléxi C;-Cg; um grupo alquenildéxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi Cs,-
Cs; um grupo alquilcarbonildxi C,-Cg; um grupo haloalcoxi C,-Cg; um grupo
alquiltio C;-Cg; um grupo alquilsulfinila C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-
Cs; um grupo haloalquiltio C;-Cg; um grupo haloalquilsulfinila C;-Cg; um
grupo haloalquilsulfonila C;-Cg; um grupo amino; um grupo acilamino C;-Cg;
um grupo mono(alquil C;-Cg) amino; um grupo di(alquil C;-Cg) amino; um
grupo hidroxialquila C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
alquiltio C;-Cg alquila C1-Cg; um grupo alquilsulfinil C,-Cg alquila C;-Cg; um
grupo alquilsulfonil C;-Cg alquila C,-Cg; um grupo haloalquiltio C;-Cg alquila
Ci-Cg; um grupo haloalquilsulfinil C;-C¢ alquila C;-C¢; um grupo
haloalquilsulfonil C;-C¢ alquila C;-Cg; um grupo cianoalquila C;-Cg; um
grupo alcéxi C;-Cg alcoxi C;-Cg; um grupo cicloalquil C3-Cg alquiloxi C;-Ce;
um grupo haloalcoxi C;-Cg alcoxi Ci-Cg; um grupo cianoalcoxi Ci-Cg; um
grupo acila C;-Cg; um grupo alcoxiimino C;-Cg alquila Cy-Cg; um grupo
carboxila; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo carbamoila; um grupo
mono(alquil C-C¢) aminocarbonila; um grupo di(alquil C;-Cy)
aminocarbonila; um grupo heterociclico tendo 2 a 10 4tomos de carbonoe 1 a
5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre
e um 4atomo de nitrogénio (a fragdo heterociclica do grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R' idénticos ou diferentes), isto €, um
grupo heterociclico que tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio, e pode ser substituido por um ou dois ou mais R' idénticos ou
diferentes; ou um grupo alcéxi C;-Cg heterociclico em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um 4tomo de enxofre € um atomo de nitrogénio (a
fragdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e tendo 1 a 5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e

um atomo de nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou
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mais R'* idénticos ou diferentes), isto €, um grupo alcéxi C;-Cg heterociclico
em que a fracdo heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um 4tomo de nitrogénio, e pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes, ou dois R adjacentes podem ser unidos com os
respectivos atomos de carbono aos quais R'? s3o diretamente ligados para
formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4
a 8 membros tendo 1 a 4 heterodtomos selecionados de um atomo de
oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, enquanto que o
anel assim formado pode ser substituido por um atomo de halogénio, um
grupo ciano, um grupo nitro, um grupo alquila C;-Cs, um grupo haloalquila
C1-Cg, um grupo alcédxi C;-Cg, um grupo haloalcéxi Cy-Cg ou um grupo oxo;
R" representa um grupo oxo; um grupo tioXo; um grupo
hidroxila; um 4tomo de halogénio; um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo
alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo
cicloalquila C3-Cg; um grupo cicloalquil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
haloalquila C;-Cg; um grupo haloalquenila C,-Cg; um grupo halocicloalquila
C;-Cg; um grupo halocicloalquil Cs-Cg alquila C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cs;
um grupo alqueniléxi C,-Cq; um grupo alquiniléxi C,-Cg; um grupo
cicloalquiléxi C;-Cg; um grupo cicloalquil C;-Cg alquiléxi C;-Cq; um grupo
haloalcoxi C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cq alcdxi C-Cg; um grupo haloalcoxi
C,-Cg alcoxi Cy-Cg; um grupo cianoalcoxi C;-Cg; um grupo alquilcarboniloxi
C1-C¢; um grupo alquiltio C-Cg; um grupo alquilsulfinila C;-Cg; um grupo
alquilsulfonila C;-C¢; um grupo haloalquiltio C;-C¢; um  grupo
haloalquilsulfinila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cq; um grupo
amino; um grupo mono(alquil C;-Cg) amino; um grupo di(alquil C;-Cg)
amino; um grupo acilamino C;-C4 um grupo carboxila;, um grupo
alcoxicarbonila C;-Cs; um grupo carbamoila; um grupo mono(alquil C;-Cg)

aminocarbonila; um grupo di(alquil C;-Cg) aminocarbonila; um grupo acila
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Ci-Ce; um C-C4 grupo alcoxiimino alquila C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cg
alquila C;-Cg; um grupo alquiltio C;-Cg alquila C;-Cs; um grupo alquilsulfinil
C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cg¢ alquila C;-Ce; um grupo
haloalquiltio C;-Cs alquila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfinil C;-C¢ alquila
Ci-Ce; um grupo haloalquilsulfonil Cy-Cg alquila Cy-Cg; ou um grupo
cianoalquila C;-Cg; e ainda, dois R" adjacentes podem ser unidos com os
respectivos atomos de carbono aos quais R sdo diretamente ligados para
formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4
a 8 membros tendo 1 a 4 heterodtomos selecionados de um atomo de
oxigénio, um 4tomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, enquanto que o
anel assim formado pode ser substituido por um atomo de halogénio, um
grupo ciano, um grupo nitro, um grupo alquila C;-Cg, um grupo haloalquila
C,-Cs, um grupo alcoxi C-Cgq, um grupo haloalcoxi C-Cg ou um grupo oxo;

R' representa um atomo de halogénio; um grupo nitro; um
grupo ciano; um grupo alquila C,-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo
alcoxi C;-Cg, um grupo haloalcoxi C;-Ce;

A representa C(R"R'®);

A’ representa C(R”Rls), ou C=0;

A’ representa C(R"R); e

RY, RS, RY, R® RY e R® cada um independentemente
representa um atomo de hidrogénio ou um grupo alquila C;-Cs, € R” ¢ R*
podem ser unidos juntos para formar uma cadeia de alquileno C,-Cs, e pode
constituir um anel junto com atomos de carbono adjacentes.

(2) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com (1) anterior, em que na féormula [I], X% é
CH (o grupo pode ser substituido por R?), isto é, CH que pode ser substituido
por um substituinte R

(3) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente

aceitavel do mesmo de acordo com (1) anterior, em que na formula [I], X* é
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N(O)m.

(4) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com a reivindica¢do 1, em que na féormula [I],
R? ¢ grupo hidroxila; ou O-M+ (em que M+ é um cétion de metal alcalino ou
um cation aménio).

(5) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com (1) anterior, em que na férmula {I],

X' é um atomo de oxigénio ou um 4tomo de enxofre;

X? ¢ CH (o 4tomo de carbono pode ser substituido por R?), isto
é, CH que pode ser substituido por um substituinte R?, ou um &tomo de
nitrogénio;

R' representa um atomo de hidrogénio; um grupo alquila C;-
Ci2; um grupo alquenila C,-Cgq; um grupo alquinila C,;-C¢; um grupo
cicloalquila C;-Cs; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo haloalquenila C,-
Ce; um grupo alquiltio C-C¢ alquila C;-Cs; um grupo alquilsulfonil C;-Cg
alquila C;-Cg; um grupo alcoxi C,-Cg alquila C;-Cq; um grupo alcoxi C;-Cg
alcoxi C;-C¢ alquila C;-Cq; um grupo fendxi alquila C;-Cg; um grupo
haloalcéxi C,-Cq alquila C;-Cg; um grupo tetraidrofurano alcéxi C-Cg alquila
Cy-Cg; um grupo alquilsulfonil C-Cg4 alcoxi C;-Cq alquila Ci-Cg; um grupo
cianoalcoxi Ci-Cg alquila C-C4; um grupo cianoalquila C;-Cg; um grupo
alquilcarboniloxi Ci-Cg alquila C;-Cg; um grupo acil Cy-Cg alquila C;-Cg; um
grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo (R°R’N-C=0) alquila Ci-
Cs; um grupo aril C¢-Cyq alquila C;-C¢ (a fragdo arila do grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R? idénticos ou diferentes), isto é, um
grupo aril C¢-Cyg alquila C;-C4 em que o grupo arila pode ser substituido por
um ou dois ou mais R® idénticos ou diferentes; um grupo Het'-alquila C,-Cg
(o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou
diferentes), isto €, um grupo Hetl—alquila C-C¢ que pode ser substituido por

. . 9 e yn .- .
um ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes; um grupo NR'R"; um grupo
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arila Ce-Cyy (0 grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo arila C4-C, que pode ser substituido
por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes; ou um grupo Het' (o
grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou
diferentes), isto é, um grupo Het' que pode ser substituido por um ou dois ou
mais R" idénticos ou diferentes, em que Het' ¢ tetraidrofurano,
tetraidrotiofeno, didxido de tetraidrotiofeno, tetraidrotiopirano, didxido de
tetraidrotiopirano, 4,5-diidroisoxazol, tiofeno, pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol,
isotiazol, 1,2,4-triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-tiadiazol, piridina, piridazina,
pirimidina, pirazina, 2,3-diidrobenzofurano, 1,3-benzodioxol, benzo-1,4-
dioxano, benzofurano ou indol;

R? é um 4tomo de halogénio, um grupo nitro, um grupo alquila
Ci-Cs, um grupo haloalquila C;-C¢, um grupo alcoxi C;-Cg, um grupo
alquiltio C;-Cg4, um grupo alquilsulfonila C;-Cg, ou um grupo alcoxi Ci-Cs
alquila Cy-Cg;

n representa um nimero inteiro de 0 a 4 quando X* é CH (o
grupo pode ser substituido por R?), isto &, CH que pode ser substituido por R’
e quando X* é N(O),,, n representa um nimero inteiro de 0 a 3;

R’ é um grupo hidroxila;

R® ¢ R’ cada um independentemente representa um grupo
alquila C,-Cg;

ou R® ¢ R’ também podem ser unidos com o 4tomo de
nitrogénio ao qual eles sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros,
enquanto que este anel pode ter um atomo de oxigénio interposto, além do
atomo de nitrogénio ao qual R® e R sdo ligados;

R® ¢ um 4tomo de halogénio, um grupo haloalquila C;-Cg, um
grupo alcoxi C1-Cg, ou um grupo haloalcoxi C-Cg;

R’ ¢ um grupo alquila C;-C¢, um atomo de halogénio, ou um

grupo haloalquila C;-Cg;
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R ¢ R" sdo cada um independentemente um grupo alquila
C1-Cs, ou um grupo alcoxicarbonila C;-Cg;

R' ¢ um atomo de halogénio, um grupo hidroxila, um grupo
nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Cg, um grupo cicloalquila C;-Csg,
um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo alcoxi C;-Cg, um grupo alquenilédxi
C»-Cq, um grupo alquinildxi C,-Cg, um grupo haloalcéxi C;-Cq, um grupo
alquiltio C;-Cg, um grupo alquilsulfonila C;-Cg, um grupo haloalquiltio C;-Cs,
um grupo alcoxi C;-Cq alquila Cy-Cq, um grupo cicloalquil C;-Cg alquiloxi
C1-C¢, um grupo haloalcoxi Ci-Cg alcoxi C;-Cg, um grupo cianoalcoxi Cy-Ce,
um grupo acila C;-Cg, um grupo alcoxicarbonila C;-Cg, um grupo di(alquil
C;-Ce) amino, ou um grupo Het' alcéxi C;-Cg (Het' tem o mesmo significado
definido anteriormente), ou dois R'’ adjacentes podem ser unidos com os
respectivos atomos de carbono aos quais eles sdo diretamente ligados para
formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4
a 8 membros tendo 1 a 4 heterodtomos selecionados de um &tomo de
oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, enquanto que o
anel assim formado pode ser substituido por um atomo de halogénio, um
grupo alquila C-Cg ou um grupo oxo; e

R" é um grupo oxo, um atomo de halogénio, um grupo alquila
C1-Cs, um grupo haloalquila C;-C¢, um grupo alcéxi C-Cg, ou um grupo
mono(alquil C;-C¢) amino.

(6) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com qualquer um de (1), (2), (4) e (5) anterior,
em que na formula [I],

X! representa um atomo de oxigénio ou um atomo de enxofre;

X* é CH (o grupo pode ser substituido por R?), isto é, CH que
pode ser substituido por um substituinte R?;

R' é um atomo de hidrogénio; um grupo alquila C;-Cj,; um

grupo alquenila C,-Cq; um grupo alquinila C;-Cg; um grupo cicloalquila Cs-
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Cs; um grupo haloalquila C-Cg; um grupo alquiltio C;-Cg alquila C;-Cg; um
grupo alquilsulfonil C;-Cg alquila C-C¢;, um grupo alcéxi C,-Cg alquila C;-
Ce; um grupo alcoxi Ci-Cg alcoxi Ci-Cq alquila C-Cg; um grupo fendxi
alquila C;-C4; um grupo haloalcoxi C-C¢ alquila C-Cq; um  grupo
tetraidrofurano alcoxi C;-Cg alquila C,-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cq
alcoxi C;-Cq alquila Cy-Cg; um grupo cianoalcéxi Ci-Cg alquila C;-Cg; um
grupo cianoalquila C;-Cs; um grupo alquilcarboniléxi C,-C¢ alquila C;-Cg;
um grupo acil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg4 alquila C;-
Cg; um grupo (R°R'N-C=0) alquila C,-Cy; um grupo aril C¢-Co alquila C;-C
(a fragfo arila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R®
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo aril C4-Cyg alquila C1-Cg em que o
grupo arila pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou
diferentes; um grupo Het'-alquila C;-Cs (0 grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het'-alquila C;-
Cs que pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou
diferentes; um grupo NR'R'; um grupo arila C¢-Cio (0 grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes), isto €, um
grupo arila C4-Cyo que pode ser substituido por um ou dois ou mais R"?
idénticos ou diferentes; ou um grupo Het' (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het' que
pode ser substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes, em
que Het' ¢ tetraidrofurano, tetraidrotiofeno, diéxido de tetraidrotiofeno,
tetraidrotiopirano, diéxido de tetraidrotiopirano, 4,5-diidroisoxazol, tiofeno,
pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2,4-triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-
tiadiazol, piridina, piridazina, pirimidina, pirazina, 2,3-diidrobenzofurano,
1,3-benzodioxol, benzo-1,4-dioxano, benzofurano ou indol;

R? é um 4tomo de halogénio, um grupo nitro, um grupo alquila
Ci-Cs, um grupo haloalquila Ci-Cs, um grupo alcéxi Ci-C4, um grupo

alquiltio C;-Cs, um grupo alquilsulfonila C;-C¢ ou um grupo alcoxi C;-Cg
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alquila C;-Cg;

n é um numero inteiro de 0 a 4;

R? é um grupo hidroxila;

R® e R’ cada um independentemente representa um grupo
alquila C-Cq, ou R® e R’ podem ser unidos com o atomo de nitrogénio ao
qual eles sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros, enquanto que o
anel assim formado pode ter um atomo de oxigénio interposto, além do atomo
de nitrogénio ao qual R® e R’ so ligados;

R® ¢ um atomo de halogénio ou um grupo alcéxi C;-Cg;

R’ é um grupo alquila C;-Cg;

R'" e R" sio cada um independentemente um grupo alquila
C,-C¢, ou um grupo alcoxicarbonila C-Cg;

R'? ¢ um 4tomo de halogénio, um grupo hidroxila, um grupo
nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Cg, um grupo cicloalquila C;-Cg,
um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo alcéxi C;-Cg, um grupo alqueniloxi
C,-Cs, um grupo alquiniloxi C,-Cg, um grupo haloalcoxi C,-Cg, um grupo
alquiltio C-C¢, um grupo alquilsulfonila C;-Cq, um grupo alcoxi Ci-Cg
alquila C;-Cg, um grupo cicloalquil C;-Cg alquiloxi C;-C¢, um grupo
haloalcéxi C;-Cg alcoxi C;-Cq, um grupo cianoalcéxi C;-Cg, um grupo acila
C1-C¢, um grupo alcoxicarbonila C,-Cg, um grupo di(alquil C;-C¢) amino, ou
um grupo Het' alcéxi C;-C4 (Het' tem o mesmo significado definido
anteriormente), ou dois R'? adjacentes podem ser unidos com os respectivos
atomos de carbono aos quais eles sdo diretamente ligados para formar um anel
carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4 a 8 membros
tendo 1 a 4 heteroatomos selecionados de um 4atomo de oxigé€nio, um atomo
de enxofre e um atomo de nitrogénio, enquanto que o anel assim formado
pode ser substituido por um atomo de halogénio, um grupo alquila C-C4 ou
um grupo o0xo; €

R" ¢ um grupo oxo, um atomo de halogénio, um grupo alquila
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Ci-Cs, um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo alcoxi Ci-Cg, ou um grupo
mono(alquil C,-C¢) amino.

(7) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitdavel do mesmo de acordo com qualquer um de (1), (3), (4) e (5) anterior,
em que na férmula [I],

X! é um 4tomo de oxigénio;

X* é um 4tomo de nitrogénio;

R' ¢ um atomo de hidrogénio; um grupo alquila C;-C;2; um
grupo alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo haloalquila C;-
Cs; um grupo haloalquenila C,-Cq; um grupo alquilﬁo C-Cq alquila C;-Cg;
um grupo alcoxi C,-Cg alquila C,-Cg; um grupo haloalcoxi C,-Cq alquila C;-
Cs; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C1-Cg; um grupo aril C4-Cyq alquila
Cy-Cs (a fragdo arila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R®
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo aril C4-Cyy alquila C;-Cg em que o
grupo arila pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou
diferentes; um grupo Het” alquila C,-Cs (0 grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes), isto &, um grupo Het? alquila C;-
C¢ que pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou
diferentes; um grupo arila C¢-Cyp (o grupo pode ser substituido por um ou
dois ou mais R idénticos ou diferentes), isto €, um grupo arila C¢-C;y que
pode ser substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes; ou
um Het® grupo (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R"?
idénticos ou diferentes), isto &, um Het® grupo que pode ser substituido por
um ou dois ou mais R"” idénticos ou diferentes; em que Het®> & 4,5-
diidroisoxazol, tiofeno, pirazol, isoxazol, piridina, 2,3-diidrobenzofurano, 1,3-
benzodioxol ou benzo-1,4-dioxano;

R” é um atomo de halogénio, um grupo alquila C,-Cg; grupo
alquiltio C;-Cg ou um grupo alcoxi Cy-Cg;

n representa um numero inteiro de 0 a 4 em que X° é CH (o
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grupo pode ser substituido por R?), isto é, CH que pode ser substituido por R,
ou representa um niimero inteiro de 0 a 3 quando X é N(O);

R’ ¢ um grupo hidroxila;

R® ¢ um 4tomo de halogénio, um grupo haloalquila C-Cs, um
grupo alcoxi C-Cg, ou um grupo haloalcéxi Ci-Cg;

R’ ¢ um grupo alquila CI—C6, um atomo de halogénio ou um
grupo haloalquila C;-Cg;

R & um 4tomo de halogénio, um grupo ciano, um grupo
alquila C;-Cg, um grupo cicloalquila C;-Cg, um grupo haloalquila C;-Cg, um
grupo alcoxi C;-Cg, um grupo haloalcoxi Cy-Cg ou um grupo haloalquiltio C;-
Cs, ou dois R'? adjacentes podem ser unidos com os respectivos atomos de
carbono aos quais eles sdo diretamente ligados para formar um anel
carbociclico de 4 a 8 membros ou um anel heterociclico de 4 a 8 membros
tendo 1 a 4 heterodtomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo
de enxofre e um atomo de nitrogénio, enquanto que o anel assim formado
pode ser substituido por um atomo de halogénio; e

R" ¢é um 4&tomo de halogénio, um grupo alquila C;-Cg, um
grupo haloalquila C;-Cg, ou um grupo alcoxi C;-Cg.

(8) Um composto representado pela férmula [J1] :

[Férmula quimica 2]

o x!

)H)L Rl
Y N’
| [J1]

N Ny
| —~@,
em que X' representa um atomo de oxigénio ou um atomo de
enxofre;
X* representa CH (o atomo de carbono pode ser substituido
por R?) ou um atomo de nitrogénio;

R! representa um grupo alquila C;-C;,; um grupo alquenila C,-
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Cs; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo
haloalquila C,-Cg; um grupo haloalquenila C,-Cg; um grupo alquiltio C,-Cg
alquila C;-Cs; um grupo alquilsulfonil C,-C¢ alquila C;-Cg; um grupo alcoxi
C;-Cg alquila C-Cg; um grupo alcoxi C-Cg alcdxi C-Cg alquila Ci-Cg; um
grupo feniloxi alquila C,-Cg; um grupo haloalcéxi C;-Cg alquila C,-Cg; um
grupo tetraidrofurano alcoxi C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-
Cs alcoxi Cy-Cq alquila Cy-Cg; grupo cianoalcéxi C;-Cg alquila Ci-Cg; um
grupo cianoalquila C;-C¢; um grupo alquilcarboniléxi Ci-Cg alquila C-Cg;
um grupo acil C;-Cg alquila C-Cg; um grupo alcoxicarbonil C-Cg alquila C;-
Cg; um grupo (R®°R’N-C=0) alquila C;-Cg; um grupo aril C¢-Co alquila C;-Cg
(a fracfio arila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R®
idénticos ou diferentes), isto €, um grupo aril C¢-C,q alquila C;-C4 em que o
grupo arila pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou
diferentes; um grupo Het'-alquila C;-Cg (0 grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het'-alquila C;-
Cs que pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou
diferentes; um grupo NR''R'; um grupo arila C¢-Cjo (0 grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes), isto &, um
grupo arila C¢-Cyo que pode ser substituido por um ou dois ou mais R'
idénticos ou diferentes; ou um grupo Het' (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R"? idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het' que
pode ser substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes;

R’ representa um dtomo de halogénio; um grupo nitro; um
grupo alquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo alcéxi C;-Cg; um
grupo alquiltio C,-Ce; um grupo alquilsulfonila C,-Cg; ou um grupo alcoxi C-
Cs alquila C;-Cg;

n representa um namero inteiro de 0 a 4 quando X° ¢ CH (o
grupo pode ser substituido por R?), e n representa um nimero inteiro de 0 a 3

quando X’ é atomo de nitrogénio;
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R® e R’ cada um independentemente representa um grupo
alquila C;-Cq, e além disso, R® e R’ podem ser unidos com o atomo de
nitrogénio ao qual estes sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros,
enquanto que o anel assim formado pode ter um &atomo de oxigénio
interposto, além do atomo de nitrogénio ao qual R® e R s3o ligados;

R® representa um atomo de halogénio; um grupo haloalquila
C1-Cé; um grupo alcéxi Cy-Cg; ou um grupo haloalcoxi Cy-Ce;

R’ representa um grupo alquila C;-Cg; um 4tomo de halogénio;
ou um grupo haloalquila C;-Cg;

R' e R'" cada um independentemente representa um grupo
alquila C;-Cg; ou um grupo alcoxicarbonila C;-Cg;

R'? representa um atomo de halogénio; um grupo hidroxila;
um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg um grupo
cicloalquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-C¢; um grupo alcéxi C;-Cg; um
grupo alqueniléxi C,-Cq; um grupo alquiniléxi C,-Cg; um grupo haloalcoxi
C1-Cs; um grupo alquiltio C;-Cs; um grupo alquilsulfonila C;-Cg; um grupo
haloalquiltio C;-Cs; um grupo alcoxi C;-Cg alquila Cy-Cg; um grupo
cicloalquil Cs-Cg alquiloxi Ci-Cs; um grupo cianoalcéxi C;-C4; um grupo
acila C;-Cg; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo di(alquil C;-Cg)
amino; ou um grupo Het' alcéxi C;-Cg, € além disso, dois R' adjacentes
podem ser unidos com os respectivos atomos de carbono aos quais eles sdo
diretamente ligados para formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros ou
um anel heterociclico de 4 a 8§ membros tendo 1 a 4 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre € um atomo de
nitrogénio, enquanto que o anel assim formado pode ser substituido por um
atomo de halogénio; um grupo alquila C,-Cg; ou um grupo oxo;

R" representa um grupo oxo; um atomo de halogénio; um
grupo alquila Cy-Cg; um grupo haloalquila Cy-Cg; um grupo alcoxi Cy-Cg; ou

um grupo mono(alquil C;-Ce) amino;
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Y representa um atomo de halogénio ou um grupo ciano; e

Het! representa tetraidrotiofeno, didxido de tetraidrotiofeno,
tetraidrotiopirano, didxido de tetraidrotiopirano, 4,5-diidroisoxazol, tiofeno,
pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2,4-triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-
tiadiazol, piridina, piridazina, pirimidina, pirazina, 2,3-diidrobenzofurano,
1,3-benzodioxol, benzo-1,4-dioxano, benzofurano ou indol.

(9) Um composto representado pela formula [J2] :
[Férmula quimica 3]

o X

1
oA Ay ®
[J2]

N N x?
| @,

em que X' representa um 4tomo de oxigénio ou um dtomo de
enxofre;

X* representa CH (o atomo de carbono pode ser substituido
por R?) ou um 4tomo de nitrogénio;

R' representa um grupo alquila C,-C;2; um grupo alquenila C,-
Cs; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo
haloalquila C;-Cg; um grupo haloalquenila C,-C¢; um grupo alquiltio C4-Cg
alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo alcédxi
C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo alcoxi C-Cg alcoxi Ci-Cq alquila C;-Cg; um
grupo fenildxi alquila C-Cg; um grupo haloalcéxi Cy-Cq alquila C;-Cg; um
grupo tetraidrofurano alcoxi C,-Cg¢ alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-
Ce alcoxi Ci-Cq alquila C-Cg; grupo cianoalcoxi C;-Cg alquila Ci-Cg; um
grupo cianoalquila C;-Cs; um grupo alquilcarboniloxi Ci-Cq alquila C;-Cg;
um grupo acil C,-Cg alquila C;-Cg; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C;-
Cg; um grupo (R6R7N—C=O) alquila C;-Cg; um grupo aril C4-Cy alquila C-Cg
(a fragdo arila do grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R®

idénticos ou diferentes), isto €, um grupo aril C¢-Cyg alquila C;-C4 em que o
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grupo arila pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou
diferentes; um grupo Het'-alquila C;-Cy (o grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het'-alquila C;-
C¢ que pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou
diferentes; um grupo NR'R'; um grupo arila C4-Cjo (0 grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R!? idénticos ou diferentes), isto €, um
grupo arila C¢-Cyo que pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes; ou um grupo Het' (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het' que
pode ser substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes;

R” representa um atomo de halogénio; um grupo nitro; um
grupo alquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo alcéxi C;-Cg; um
grupo alquiltio C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-Cg; ou um grupo alcoxi C;-
Cs alquila C;-Cg;

n representa um numero inteiro de 0 a 4 quando X* é CH (o
grupo pode ser substituido por R%, en representa um numero inteiro de 0 a 3
quando X* é atomo de nitrogénio;

R® ¢ R’ cada um independentemente representa um grupo
alquila C;-Cg, e além disso, R® e R” podem ser unidos com o 4tomo de
nitrogénio ao qual estes sZo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros,
enquanto que o anel assim formado pode ter um atomo de oxigénio
interposto, além do 4tomo de nitrogénio ao qual R® e R” sdo ligados;

R® representa um atomo de halogénio; um grupo haloalquila
C;-Cs; um grupo alcoxi C;-Cg; ou um grupo haloalcoxi C;-Cg;

R’ representa um grupo alquila C-Cg4; um atomo de halogénio;
ou um grupo haloalquila C;-Cg;

R' ¢ R" cada um independentemente representa um grupo
alquila C;-Cg; ou um grupo alcoxicarbonila C;-Cg;

R'? representa um atomo de halogénio; um grupo hidroxila;
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um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo
cicloalquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo alcéxi C;-Cg; um
grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo alquiniléxi Cy-Cg; um grupo haloalcoxi
Ci-Cg; um grupo alquiltio C-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-Cs; um grupo
haloalquiltio C;-Cs; um grupo alcoxi C;-Cg alquila C;-Cq; um  grupo
cicloalquil C;-Cg alquiléxi Ci-Cg; um grupo cianoalcoxi C,-Cq; um grupo
acila C;-Cs; um grupo alcoxicarbonila Ci-Cg; um grupo di(alquil C;-Cg)
amino; ou um grupo Het' alcoxi C-Cs, e além disso, dois R" adjacentes
podem ser unidos com 0s respectivos atomos de carbono aos quais eles sdo
diretamente ligados para formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros ou
um anel heterociclico de 4 a 8§ membros tendo 1 a 4 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio, enquanto que o anel assim formado pode ser substituido por um
atomo de halogénio; um grupo alquila C;-C¢; ou um grupo oxo;

R" representa um grupo oxo; um 4tomo de halogénio; um
grupo alquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cs; um grupo alcoxi C,-Cg; ou
um grupo mono(alquil C;-Cg) amino;

Het' representa tetraidrotiofeno, dioxido de tetraidrotiofeno,
tetraidrotiopirano, diéxido de tetraidrotiopirano, 4,5-diidroisoxazol, tiofeno,
pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2,4-triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-
tiadiazol, piridina, piridazina, pirimidina, pirazina, 2,3-diidrobenzofurano,
1,3-benzodioxol, benzo-1,4-dioxano, benzofurano ou indol.

(10) O composto de acordo com (9) anterior, em que na
formula [J2],

R' é um grupo alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C;-Csg;
um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo haloalquenila C,-C¢; um grupo
alquiltio C-Cg alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C-Cg alquila C-Cg; um
grupo alcoxi C-Cg alcoxi Cy-Cg alquila C;-Cg; um grupo fenildxi alquila C;-

Cg; um grupo haloalcoxi Cy-Cg alquila Ci-Cg; um grupo tetraidrofurano alcoxi
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C,-Cs alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfonil C;-Cy alcéxi Ci-Cq alquila C;-
Cs; um grupo cianoalcoxi C,-Cg alquila C;-Cg; um grupo cianoalquila C,-Cs;
um grupo alquilcarboniléxi C-Cg alquila Ci-Cg; um grupo acil C;-Cg alquila
C;-Cg; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo (R°R'N-C=0)
alquila C;-Cg; um grupo aril C¢-Cy alquila C;-Cg (a fragdo arila do grupo
pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou diferentes), um
grupo Het'-alquila C;-Cg (0 grupo pode ser substituido por um ou dois ou
mais R” idénticos ou diferentes), isto ¢, um grupo Het'-alquila C;-C; que pode
ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes; um grupo
NRR'; ou um grupo Het' (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou
mais R" idénticos ou diferentes), isto é, um grupo Het' que pode ser
substituido por um ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes.

(11) O composto de acordo com (9) anterior, em que na
férmula [J2],

X? representa um atomo de nitrogénio; e

R' é um grupo arila C4-Cio (0 grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes), isto é, um grupo arila C¢-Co
que pode ser substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes.

(12) Um herbicida caracterizado por compreender o derivado
de oxopirazina de acordo com qualquer um de (1) a (7) anterior ou um sal do
mesmo, as um ingrediente ativo.

(13) Um método para usar um herbicida caracterizado pelo
tratamento do solo e/ou plantas com uma quantidade efetiva do herbicida de
acordo com (12) anterior.

(14) Uma composi¢do agroquimica para uso herbicida,
compreendendo o derivado de oxopirazina de acordo com qualquer um de (1)
a (7) anterior ou um sal do mesmo, € um veiculo agroquimicamente aceitavel.

(15) Um método para suprimir o crescimento de ervas

daninhas, o método incluindo espalhar uma composi¢do agroquimica
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contendo uma quantidade efetiva do derivado de oxopirazina de acordo com
qualquer um de (1) a (7) anterior ou um sal do mesmo, por um lugar onde as
ervas daninhas a ser removidas crescem.

A presente inveng¢do também diz respeito ao seguinte (16) a
(29).

(16) Um derivado de oxopirazina representado pela formula
[X], ou um sal agroquimicamente aceitavel do mesmo:
[Férmula quimica 4]

41
AM I N
1
42 [X]
/\(R42)k
em que X41 representa um atomo de oxigé€nio ou um atomo de
enxofre;

X42 representa CH (o atomo de carbono pode ser substituido
por R**) ou N(O)y;

m representa um nimero inteiro de 0 ou 1;

R*' representa um atomo de hidrogénio; um grupo amino; um
grupo mono(alquil C;-Cg) amino; um grupo di(alquil C,-C¢) amino; um grupo
alcoxi C,-Cq; um grupo alquila C;-C,, que pode ser substituido por qualquer
grupo selecionado do grupo substituinte mostrado a seguir; um grupo
cicloalquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-C4 que pode ser substituido por um
grupo selecionado do grupo substituinte mostrado a seguir; um grupo
alquinila C,-C4 que pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo
substituinte mostrado a seguir; um grupo fenila que pode ser substituido por
um grupo selecionado do grupo substituinte 3 mostrado a seguir; um grupo
fenilalquila C;-C; que pode ser substituido por um grupo selecionado do
grupo substituinte B mostrado a seguir; um grupo heterociclico tendo 2 a 10

atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de
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oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (o grupo pode ser
substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte 3 mostrado a
seguir); ou um grupo alquila C;-C; heterociclico tendo 2 a 10 atomos de
carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um
atomo de enxofre e um dtomo de nitrogénio (o grupo pode ser substituido por
um grupo selecionado do grupo substituinte B mostrado a seguir);

R* representa um atomo de halogénio, um grupo hidroxila,
um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Cs, um grupo
cicloalquila C3-Cg, um grupo cicloalquil C;3-C¢ alquila C;-Cs;, um grupo
alquenila C,-Cq, um grupo alquinila C,-Cs, um grupo haloalquila C{-Cg, um
grupo alcoxi C;-Cg, um grupo cicloalquiléxi C;-Cg, um grupo alqueniléxi C,-
C¢, um grupo alquiniloxi C,-Cgs, um grupo haloalcéxi C;-Cg, um grupo
alquiltio Ci-Cg, um grupo alquilsulfinila C;-Cs, um grupo alquilsulfonila C;-
C¢, um grupo haloalquiltio C;-Cg, um grupo haloalquilsulfinila C;-Cs, um
grupo haloalquilsulfonila C;-Cs, um grupo amino, um grupo mono(alquil C;-
C¢) amino, um grupo di(alquil C;-C4) amino, um grupo alcoxi C,-C¢ alquila
C-C¢, um grupo acila C;-Cg, um grupo carboxila, um grupo alcoxicarbonila
C;-C¢, um grupo mono(alquil C;-C4) aminocarbonila, ou um grupo di(alquil
C4-Cs) aminocarbonila;

n representa um numero inteiro de 0 a 4 quando X42 ¢ CH (o
grupo pode ser substituido por R*), ou n representa um nimero inteiro de 0 a
3 quando X42 é N(O),;

R* representa um grupo hidroxila, O-M+(em que M+
representa um cation de metal alcalino ou um céation aménio), um grupo
amino, um atomo de halogénio, um grupo alquilsulfoniléxi C;-Cs, um grupo
alquiltio C;-Cg, um grupo alquilsulfinila C-Cg, um grupo alquilsulfonila C;-
Cs, um grupo haloalquiltio C;-Cg, um grupo haloalquilsulfinila Cy-Cg, um
grupo haloalquilsulfonila C-C¢, um grupo alqueniltio C)-Cg, um grupo

alquenilsulfinil C,-Csq, um grupo alquenilsulfonil C,-C¢, um grupo alquiniltio
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C,-Cg, um grupo alquinilsulfinila C;-Cg, um grupo alquinilsulfonila C;-Cg, um
grupo alquilcarboniléxi C;-Cg, um grupo alquenilcarboniléxi C,-Cg, um grupo
alquinilcarboniloxi C,-Cg, um grupo fendxi que pode ser substituido por um
grupo selecionado do grupo substituinte y mostrado a seguir, um grupo
feniltio que pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo
substituinte y mostrado a seguir, um grupo fenilsulfinila que pode ser
substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte y mostrado a

seguir, um grupo fenilsulfonila que pode ser substituido por um grupo

“selecionado do grupo substituinte vy mostrado a seguir, um grupo

fenilsulfoniloxi que pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo
substituinte Y mostrado a seguir, um grupo fenilcarboniléxi que pode ser
substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte y mostrado a
seguir, um grupo 1,2 4-triazol-1-ila, um grupo 1,2,3-triazol-1-1la, um grupo
1,2,3-triazol-2-ila, grupo um imidazol-1-ila, um grupo pirazol-1-ila, um grupo
tetrazol-1-ila ou um grupo tetrazol-2-ila;

A*1 representa C(RMR®),

A*2 representa C(R*R*") ou C=0;

A*3 representa C(R®R®); e

R44, R45, R46, RY, R® ¢ R® cada um independentemente
representa um atomo de hidrogénio ou um grupo alquila C;-Cg, ou R** e R¥
podem ser unidos por uma cadeia de alquileno C,-Cs para constituir um anel.

[Grupo substituinte o]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Ces, um grupo
cicloalquila Cs;-Cg, um grupo haloalquila C;-Cg, um grupo alcoxi C;-Cg, um
grupo cicloalquiloxi C5-Cg, um grupo haloalcoxi C;-Cg, um grupo fenoxi, um
grupo alquilcarboniléoxi C;-C¢, um grupo alquiltio C;-C¢, um grupo
alquilsulfinila C;-Cs, um grupo alquilsulfonila C;-Cg, um grupo amino, um

grupo mono(alquil C;-Cg) amino, um grupo di(alquil C,-Cs) amino, um grupo
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alcoxi Ci-Cq alcoxi C-Cg, um grupo alquilsulfonil C-Cg alcoxi Ci-Cg, um
grupo cianoalcoxi C;-Cg, um grupo alcéxi Ci-C; heterociclico tendo 2 a 10
atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos arbitrariamente selecionados de um
atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, um grupo
acila C;-Cs, um grupo alcoxicarbonila C;-Cg, e um grupo R**R’'N-C=0 (R’ O¢
R>' cada um independentemente representa um atomo de hidrogénio ou um
grupo alquila C,-Cs, ou R e R’ podem ser unidos com o atomo de
nitrogénio ao qual eles sdo ligados para formar um anel de 5 a 6 membros,
enquanto que este anel pode ter um ou mais atomos arbitrariamente
selecionados do grupo de um atomo de oxigénio, um atomo de nitrogénio e
um atomo de enxofire, interpostos nele, além do atomo de nitrogénio ao qual
R e R* sdo ligados).

[Grupo substituinte ]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Cg, um grupo
cicloalquila C;-C¢, um grupo cicloalquil C;-C¢ alquila C;-C;, um grupo
alquenila C,-C4, um grupo alquinila C,-Cg, um grupo haloalquila C;-Cs, um
grupo alcoxi C;-Cg, um grupo cicloalquildoxi Cs;-Cg, um grupo alqueniloxi C,-
Cs, um grupo alquiniloxi C,-Cg, um grupo alquilcarboniloxi C,-Cg, um grupo
haloalcoxi C;-Cq, um grupo alquiltio C-Cg, um grupo alquilsulfinila C;-Cg,
um grupo alquilsulfonila C;-Cs, um grupo haloalquiltio C,-C4, um grupo
haloalquilsulfinila C;-C4, um grupo haloalquilsulfonila C;-Cg, um grupo
amino, um grupo mono(alquil C;-C¢) amino, um grupo di(alquil C;-Cg)
amino, um C;-C; grupo alcoxi alquila C,-C;, um grupo alcoxi C,-Cy alcoxi
C,-Cg, um grupo cicloalquil C;-Cg¢ alquiloxi C-Cs, um grupo cianoalcoxi C;-
Cs, um grupo acila C,-Cs, um grupo carboxila, um grupo alcoxicarbonila C;-
Cs, um grupo carbamoila, um grupo mono (alquil C;-C;o) aminocarbonila, um
grupo di (alquil C;-C,p) aminocarbonila, e um grupo alcoxi Ci-C;

heterociclico tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
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arbitrariamente selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre
e um atomo de nitrogénio;

[Grupo substituinte v]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C-Cs, um grupo haloalquila C;-Cs,
um grupo alcoxi Ci-Cg, e um grupo haloalcoxi Cy-Cg.

(17) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com (11) anterior, em que na formula [X], X42
é CH (o atomo de carbono pode ser substituido por R*).

(18) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com (11) anterior, em que na férmula [X], X42
€ N(O)p-

(19) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com (16) a (18) anterior, em que na férmula
[X],

X41 é um atomo de oxigénio ou um atomo de enxofre;

X42 ¢ CH (o atomo de carbono pode ser substituido por R*?)
ou um atomo de nitrogénio;

R*' é um atomo de hidrogénio, um grupo alquila C;-Cj, que
pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte mostrado
a seguir, um grupo cicloalquila C3-Cg, um grupo alquenila C,-Cg, um grupo
alquinila C,-Cq, um grupo fenila que pode ser substituido por um grupo
selecionado do grupo substituinte B mostrado a seguir, um grupo fenilalquila
C;-C; que pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo
substituinte  mostrado a seguir, um grupo heterociclico selecionado do grupo
de anel heterociclico Z mostrado a seguir (0 grupo pode ser substituido por
um grupo selecionado do grupo substituinte  mostrado a seguir), ou um
grupo alquila C,;-C; heterociclico em que a fragdo heterociclica é selecionado

do grupo ‘de anel heterociclico Z mostrado a seguir (o grupo pode ser
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substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte p mostrado a
seguir);

R* & um atomo de halogénio, um grupo alcoxi C;-Ces, um
grupo alquiltio C;-Cg, ou um grupo alquilsulfonila C,-Cg;

n € um numero inteiro de 0 a 4 quando X42 é CH (o atomo de
carbono pode ser substituido por R*), ou n é um numero inteiro de 0 a 3
quando X42 é um atomo de nitrogénio; e

R* ¢ um grupo hidroxila.

[Grupo substituinte o]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
ciano, um grupo alcoxi Cy-Cg, um grupo haloalcdxi C;-Cg, um grupo alcoxi
C,-Cs alcoxi C-Cq, um grupo alquilsulfonil C,-C¢ alcédxi C-Cq, um grupo
cianoalcoxi C;-Cq, um grupo fenodxi, um grupo alquilcarboniléxi C;-Cg, um
grupo alcéxi C;-Cg heterociclico em que a frag@o heterociclica é selecionado
do grupo de anel heterociclico Z mostrado a seguir, um grupo alquiltio C;-Cs,
um grupo alquilsulfonila C;-C4, um grupo acila C;-Cs, um grupo
alcoxicarbonila C;-Cs, ¢ um grupo RPR’'N-C=0 (R e R’ cada um
independentemente representa um grupo alquila C;-Cs, ou R* e R®' podem
ser unidos com o atomo de nitrogénio ao qual eles sdo ligados para formar um
anel de 5 a 6 membros, enquanto que este anel pode ter um atomo de oxigénio
interposto, além do 4tomo de nitrogénio ao qual R*® e R*' sdo ligados).

[Grupo substituinte ]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-Cs, um grupo
haloalquila C;-C¢, um grupo alcoxi C;-Cg, um grupo haloalcéxi Ci-Cg, um
grupo alqueniléxi C,-Cg, um grupo alquiniléxi C,-Cg, um grupo alcoxi C-Cy
heterociclico em que a fragdo heterociclica é selecionado do grupo de anel
heterociclico Z mostrado a seguir, um grupo alquiltio C;-Cg, um grupo

alquilsulfonila Ci-C4, um C;-C; grupo alcoxi alquila C;-C;, um grupo
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cicloalquil C;-Cg alquiléxi C;-C;, um grupo cianoalcéxi Ci-Cs, € um grupo
acila C;-Cs.

[Grupo do anel heterociclico Z]

Um grupo compreendendo tetraidrofurano, tetraidrotiofeno,
dioxido de tetraidrotiofeno, tetraidrotiopirano, dioxido de tetraidrotiopirano,
4,5-diidroisoxazol, tiofeno, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2,4-oxadiazol,
piridina, pirimidina, 2,3-diidrobenzofurano, 1,3-benzodioxol, e benzo-1,4-
dioxano.

(20) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com qualquer um de (16) a (19) anterior, em
que na férmula [X],

X41 representa um atomo de oxigénio ou um atomo de
enxofre,

X42 é CH (o grupo pode ser substituido por R*?),

R* ¢ um 4tomo de hidrogénio, um grupo alquila C;-Cy, que
pode ser substituido por um grupo selecionado do grupo substituinte mostrado
a seguir, um grupo cicloalquila C;-Cg, um grupo alquenila C,-Cg, um grupo
alquinila C,-C4, um grupo fenila que pode ser substituido por um grupo
selecionado do grupo substituinte § mostrado a seguir, um grupo fenilalquila
Cy-C;5 que pode ser substituido por qualquer grupo selecionado do grupo
substituinte 3 mostrado a seguir, um grupo heterociclico selecionado do grupo
de anel heterociclico Z mostrado a seguir (o grupo pode ser substituido por
um grupo selecionado do grupo substituinte B mostrado a seguir), ou um
grupo alquila C;-C; heterociclico em que a fra¢@o heterociclica € selecionada
do seguinte grupo de anel heterociclico Z (o grupo pode ser substituido por
um grupo selecionado do grupo substituinte  mostrado a seguir);

R* ¢ um 4tomo de halogénio, um grupo alquiltio C,-Cg ou um
grupo alquilsulfonila C,-Cg;

n € um numero inteiro de 0 a 4; e
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R* & um grupo hidroxila.

[Grupo substituinte o]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
ciano, um grupo alcéxi Cy-Cg, um grupo alcodxi C;-Cq alcdxi C-Cg, um grupo
alquilsulfonil C,-Cg4 alcoxi Ci-Cq, um grupo cianoalcoxi Ci-Cg, um grupo
fenoxi, um grupo haloalcoxi C;-Cg, um grupo alquilcarboniléxi Ci-Cg, um
grupo alcoxi Ci-Cq heterociclico em que a fragfo heterociclica é selecionada
do seguinte grupo de anel heterociclico Z, um grupo alquiltio C;-Cq, um
grupo alquilsulfonila C;-Cg, um grupo acila C;-Cs, um grupo alcoxicarbonila
Ci-Cs, € um grupo RR’'N-C=0 (R® ¢ R’' cada um independentemente
representa um grupo alquila C;-Cs, ou R°® e R’! podem ser unidos com o
atomo de nitrogénio ao qual eles sdo ligados para formar um anel de 5 a 6
membros, enquanto que este anel pode ter um atomo de oxigénio interposto,
além do atomo de nitrogénio ao qual R*® e R*' s#o ligados).

[Grupo substituinte [3]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
hidroxila, um grupo nitro, um grupo ciano, um grupo alquila C;-C¢, um grupo
haloalquila C-Cs, um grupo alcoxi C;-Cq, um grupo haloalcoxi C;-Cq, um
grupo alcoxi Ci-Cyp heterociclico em que a fragfo heterociclica ¢ selecionado
do grupo de anel heterociclico Z mostrado a seguir, um grupo alquiltio C;-C,
um grupo alquilsulfonila C;-Cs, um grupo alcoxi C;-Cg alquila C-Cg, um
grupo cicloalquil C3-Cg alquiléxi Ci-Cs, um grupo cianoalcéxi Cy-Cs, ¢ um
grupo acila C;-Cq.

[Grupo do anel heterociclico Z]

Um grupo compreendendo tetraidrofurano, tetraidrotiofeno,
didxido de tetraidrotiofeno, tetraidrotiopirano, didxido de tetraidrotiopirano,
4,5-diidroisoxazol, tiofeno, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2,4-oxadiazol,
piridina, pirimidina, 2,3-diidrobenzofurano, 1,3-benzodioxol, e benzo-1,4-

dioxano.
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(21) O derivado de oxopirazina ou o sal agroquimicamente
aceitavel do mesmo de acordo com qualquer um de (16) a (20) anterior, em
que na formula [X],

X* ¢ um dtomo de oxigénio;

X* ¢ um atomo de nitrogénio;

R* ¢ um grupo alquila C;-C), que pode ser substituido por
qualquer grupo selecionado do seguinte grupo substituinte um, um grupo
alquenila C,-Cg, um grupo alquinila C,-C4, um grupo fenila que pode ser
substituido por qualquer grupo selecionado do seguinte grupo substituinte J,
um grupo fenil alquila C;-C;, um grupo heterociclico selecionado do seguinte
grupo heterociclico Z (o grupo pode ser substituido por qualquer grupo
selecionado do seguinte grupo substituinte ), ou um grupo alquila C;-C;
heterociclico selecionado do seguinte grupo heterociclico Z (o grupo pode ser
substituido por qualquer grupo selecionado do seguinte grupo substituinte p);

R* é um 4tomo de halogénio ou um grupo alcéxi C;-Cg;

n € um numero inteiro de 0 a 3;

R* é um grupo hidroxila;

A% ¢ CHR™:

A" ¢ CHy;

A® & CHR®:

R* ¢ R” s3o atomo de hidrogénios, ou R** ¢ R* podem ser
unidos por uma cadeia de alquileno C,-Cs para constituir um anel.

[Grupo substituinte o]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
alcoxi Ci-Cg, € um grupo alcoxicarbonila C;-Csg.

[ Grupo substituinte [3]

Um grupo compreendendo um atomo de halogénio, um grupo
alquila C;-Cg, um grupo haloalquila C;-Cg, e um grupo alcéxi C;-Cs.

[Grupo do anel heterociclico Z]
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Um grupo compreendendo 4,5-diidroisoxazol, tiofeno,
isoxazol, piridina, 1,3-benzodioxol, e benzo-1,4-dioxano.

(22) Um herbicida caracterizado por compreender o derivado
de oxopirazina de acordo com qualquer um de (16) a (21) anterior ou um sal
do mesmo, como um ingrediente ativo.

(23) Um método para usar um herbicida caracterizado pelo
tratamento do solo e/ou plantas com uma quantidade efetiva do herbicida de
acordo com (22) anterior.

(24) Uma composi¢io agroquimica para uso herbicida,
compreendendo o derivado de oxopirazina de acordo com qualquer um de
(16) a (21) anterior ou um sal do mesmo, e um Veiculd agroquimicamente
aceitavel deste.

(25) Um método para suprimir o crescimento de ervas
daninhas, o método incluindo espalhar uma composi¢do agroquimica
contendo uma quantidade efetiva do derivado de oxopirazina de acordo com
qualquer um de (16) a (21) anterior ou um sal do mesmo, em um lugar onde
as ervas daninhas a ser removidas crescem.

O derivado de oxopirazina representado pela formula [I] ou
um sal do mesmo de acordo com a presente invencdo foi rescrito com base na
descri¢do do derivado de oxopirazina representado pela férmula [X] ou um
sal do mesmo.

No presente pedido de patente, todos os assuntos em questdo
descritos no pedido de patente japonés JP No. 2007-201387, com base em que
o presente pedido de patente reivindica prioridade, foram incorporados na
descri¢@o da presente especificagdo.

EFEITO DA INVENCAO

O derivado de oxopirazina representado pela formula [I] ou
um sal agroquimicamente aceitavel do mesmo de acordo com a presente

inven¢do pode controlar vérias ervas daninhas que crescem em campos nao
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plantados, pomares, campos de arroz e terras ndo agricolas, e tem excelentes
efeitos na agdo como um produto agroquimico, mostrando alta seguranga
contra plantas Uteis, lavouras tteis e similares.

MELHOR MODO DE REALIZAR A INVENCAO

Os simbolos e termos descritos no presente pedido de patente
serdo explicados.

O atomo de halogénio é um atomo de fluor, um atomo de
cloro, um atomo de bromo ou um atomo de iodo.

Uma nota¢do que mostra simbolos elementares e nimeros
subscritos, tal como em C;-C;, indica que o nimero de elementos do grupo
descrito subsequentemente a notacdo é na faixa indicada pelos nimeros
subscritos. Por exemplo, neste caso, € indicado que o nimero de carbono seja
1 a 3. A notacdo de C;-C¢ indica que o numero de carbono € 1 a 6, enquanto
que a notacdo de C-Cy; indica que o numero de carbono é 1 a 12.

O grupo alquila C;-Cg representa, a menos que particularmente
limitado, um grupo alquila de cadeia reta ou ramificada tendo 1 a 6 atomos de
carbono, e grupos, tais como metila, etila, n-propila, isopropila, n-butila, sec-
butila, isobutila, terc-butila, n-pentila, 1-metilbutila, 2-metilbutila, 3-
metilbutila, 1-etilpropila, 1,1-dimetilpropila, 1,2-dimetilpropila, neopentila, n-
hexila, 1-metilpentila, 2-metilpentila, 3-metilpentila, 4-metilpentila, 1-
etilbutila, 2-etilbutila, 1,1-dimetilbutila, 1,2-dimetilbutila, 1,3-dimetilbutila,
2,2-dimetilbutila, 2,3-dimetilbutila, 3,3-dimetilbutila, 1,1,2-trimetilpropila,
1,2,2-trimetilpropila, 1-etil-1-metilpropila e 1-etil-2-metilpropila podem ser
incluidos, por exemplo. Um grupo alquila preferido tendo 1 a 6 dtomos de
carbono pode ser exemplificado por um grupo alquila de cadeia reta ou
ramificada tendo 1 a 4, ou 1 a 3, atomos de carbono.

O grupo alquila C;-C;; representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila de cadeia reta ou ramificada tendo

1 a 12 atomos de carbono, e além dos exemplos do grupo alquila C;-Cs,
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grupos, tais como n-heptila, 1-metilexila, 5-metilexila, 1,1-dimetilpentila, 2,2-
dimetilpentila,  4,4-dimetilpentila, 1-etilpentila, 2-etilpentila, 1,1,3-
trimetilbutila, 1,2,2-trimetilbutila, 1,3,3-trimetilbutila, 2,2,3-trimetilbutila,
2,3,3-trimetilbutila, 1-propilbutila, 1,1,2,2-tetrametilpropila, n-octila, 1-
metileptila, 3-metileptila, 6-metileptila, 2-etilexila, 5,5-dimetilexila, 2,4,4-
trimetilpentila, 1-etil-1-metilpentila, nonila, 1-metiloctila, 2-metiloctila, 3-
metiloctila, 7-metiloctila, 1-etileptila, 1,1-dimetileptila, 6,6-dimetileptila,
decila, 1-metilnonila, 2-metilnonila, 6-metilnonila, 1-etiloctila, 1-
propilheptila, n-nonila, n-decila, n-undecila e n-dodecila podem ser incluidos,
por exemplo. Um grupo alquila preferido tendo 1 a 12 atomos de carbono
pode ser exemplificado por um grupo alquila de cadeia reta ou ramificada
tendo 1a8,1a6,o0ul a3, atomos de carbono.

O grupo cicloalquila C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo cicloalquila tendo 3 a 8 atomos de
carbono, e grupos, tais como ciclopropila, ciclobutila, ciclopentila e cicloexila
podem ser incluidos, por exemplo. Um grupo cicloalquila preferido tendo 3 a
8 atomos de carbono pode ser exemplificado por um grupo cicloalquila tendo
3 a6,0u4 a6, atomos de carbono.

O grupo cicloalquil C;-Cg alquila C;-C¢ representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de carbono
substituidos por um grupo cicloalquila tendo 3 a 8 4tomos de carbono, em que
a fracdo cicloalquila e a fragdo alquila respectivamente tém os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como ciclopropilmetila, 1-
ciclopropiletila, 2-ciclopropiletila, 1-ciclopropilpropila, 2-ciclopropilpropila,
3-ciclopropilpropila, ciclobutilmetila, ciclopentilmetila e cicloexilmetila
podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquila C;-Cg¢ representa um grupo alquila de
cadeia reta ou ramificada tendo 1 a 6 4tomos de carbono substituidos por um

ou mais, preferivelmente 1 a 10, e mais preferivelmente 1 a 5, dtomos de
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halogénio, e grupos, tais como fluorometila, clorometila, bromometila,
difluorometila, diclorometila, trifluorometila, triclorometila,
clorodifluorometila, bromodifluorometila, 2-fluoretila, 1-cloroetila, 2-
cloroetila, 1-bromoetila, 2-bromoetila, 2,2-difluoretila, 1,2-dicloroetila, 2,2-
dicloroetila, 2,2,2-trifluoretila, 2,2,2-tricloroetila, 1,1,2,2-tetrafluoretila,
pentafluoretila, 2-bromo-2-cloroetila, 2-cloro-1,1,2,2-tetrafluoretila, 1-cloro-
1,2,2,2-tetrafluoretila, 1-cloropropila, 2-cloropropila, 3-cloropropila, 2-
bromopropila, 3-bromopropila, 2-bromo-1-metiletila, 3-iodopropila, 2,3-
dicloropropila, 2,3-dibromopropila, 3,3,3-trifluoropropila, 3,3,3-
tricloropropila,  3-bromo-3,3-difluoropropila, 3,3-dicloro-3-fluoropropila,
2,2,3,3-tetrafluoropropila, 1-bromo-3,3,3-trifluoropropila, 2,2,3,3,3-
pentafluoropropila, 2,2,2-triflGor-1-trifluorometiletila, heptafluoropropila,
1,2,2,2-tetrafltor-1-trifluorometiletila, 2,3-dicloro-1,1,2,3,3-
pentafluoropropila, 2-clorobutila, 3-clorobutila, 4-clorobutila, 2-cloro-1,1-
dimetiletila, 4-bromobutila, 3-bromo-2-metilpropila, 2-bromo-1,1-
dimetiletila, 2,2-dicloro-1,1-dimetiletila, 2-cloro-1-clorometil-2-metiletila,
4,4 4-trifluorobutila, 3,3,3-trifldor-1-metilpropila, 3,3,3-triflaor-2-
metilpropila, 2,3,4-triclorobutila, 2,2,2-tricloro-1,1-dimetiletila, 4-cloro-4,4-
difluorobutila, 4,4-dicloro-4-fluorobutila, 4-bromo-4,4-difluorobutila, 2,4-
dibromo-4,4-difluorobutila, 3,4-dicloro-3,4,4-trifluorobutila, 3,3-dicloro-
4,4 4-trifluorobutila, 4-bromo-3,3,4,4-tetrafluorobutila, 4-bromo-3-cloro-
3,4,4-trifluorobutila, 2,2,3,3,4,4-hexafluorobutila, 2,2.3.4.44-
hexafluorobutila, 2,2,2-triflGor-1-metil-1-trifluorometiletila, 3,3,3-trifl(ior-2-
trifluorometilpropila, 2,2,3,3,4,4,4-heptafluorobutila, 2,3,3,3-tetrafldor-2-
trifluorometilpropila, 1,1,2,2,3,3,4,4-octafluorobutila, nonafluorobutila, 4-
cloro-1,1,2,2,3,3,4,4-octafluorobutila, 5-fluoropentila, 5-cloropentila, 5,5-
difluoropentila, 5,5-dicloropentila, 5,5,5-trifluoropentila, 6,6,6-trifluorexila e
5,5,5,6,6,6-hexafluorexila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquenila C,-Cs representa, a menos que
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particularmente limitado, um grupo alquenila de cadeia reta ou ramificada
tendo 2 a 6 atomos de carbono, € grupos, tais como vinila, 1-propenila,
isopropenila, 2-propenila, 1-butenila, 1-metil-1-propenila, 2-butenila, 1-metil-
2-propenila, 3-butenila, 2-metil-1-propenila, 2-metil-2-propenila, 1,3-
butadienila, 1-pentenila, 1-etil-2-propenila, 2-pentenila, 1-metil-1-butenila, 3-
pentenila, 1-metil-2-butenila, 4-pentenila, 1-metil-3-butenila, 3-metil-1-
butenila, 1,2-dimetil-2-propenila, 1,1-dimetil-2-propenila, 2-metil-2-butenila,
3-metil-2-butenila, 1,2-dimetil-1-propenila, 2-metil-3-butenila, 3-metil-3-
butenila, 1,3-pentadienila, 1-vinil-2-propenila, 1-hexenila, 1-propil-2-
propenila, 2-hexenila, 1-metil-1-pentenila, 1-etil-2-butenila, 3-hexenila, 4-
hexenila, 5-hexenila, 1-metil-4-pentenila, 1-etil-3-butenila, 1-(isobutil)vinila,
1-etil-1-metil-2-propenila, 1-etil-2-metil-2-propenila, 1-(isopropil)-2-
propenila, 2-metil-2-pentenila, 3-metil-3-pentenila, 4-metil-3-pentenila, 1,3-
dimetil-2-butenila, 1,1-dimetil-3-butenila, 3-metil-4-pentenila, 4-metil-4-
pentenila, 1,2-dimetil-3-butenila, 1,3-dimetil-3-butenila, 1,1,2-trimetil-2-
propenila, 1,5-hexadienila, 1-vinil-3-butenila e 2,4-hexadienila podem ser
incluidos, por exemplo. Um grupo alquenila preferido tendo 2 a 6 4tomos de
carbono pode ser exemplificado por um grupo alquenila de cadeia reta ou
ramificada tendo 2 a 4 atomos de carbono.

O grupo alquinila C,-Cs representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquinila de cadeia reta ou ramificada
tendo 2 a 6 atomos de carbono, e grupos, tais como etinila, 1-propinila, 2-
propinila, 1-butinila, 1-metil-2-propinila, 2-butinila, 3-butinila, 1-pentinila, 1-
etil-2-propinila, 2-pentinila, 3-pentinila, 1-metil-2-butinila, 4-pentinila, 1-
metil-3-butinila, 2-metil-3-butinila, 1-hexinila, 1-(n-propil)-2-propinila, 2-
hexinila, 1-etil-2-butinila, 3-hexinila, 1-metil-2-pentinila, 1-metil-3-pentinila,
4-metil-1-pentinila, 3-metil-1-pentinila, 5-hexinila, 1-etil-3-butinila, 1-etil-1-
metil-2-propinila, 1-(isopropil)-2-propinila, 1,1-dimetil-2-butinila e 2,2-

dimetil-3-butinila podem ser incluidos, por exemplo. Um grupo alquinila
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preferido tendo 2 a 6 atomos de carbono pode ser exemplificado por um
grupo alquinila de cadeia reta ou ramificada tendo 2 a 4 atomos de carbono.

O grupo alcoxi C;-Cg representa, a menos que particularmente
limitado, um grupo alcéxi de cadeia reta ou ramificada tendo 1 a 6 4tomos de
carbono, e grupos, tais como metoxi, etdxi, propoxi, isopropdxi, butdxi,
pentiloxi e hexiloxi podem ser incluidos, por exemplo. Um grupo alcéxi
preferido tendo 1 a 6 atomos de carbono pode ser exemplificado por um
grupo alcoxi de cadeia reta ou ramificada tendo 1 a 4, ou 1 a 3, 4tomos de
carbono.

O grupo alcoxi C;-Cq alquila C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo alcéxi tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que a
fracdo alquila e a fragc@o alcoxi respectivamente t€ém os mesmos significados
definidos anteriormente, e grupos, tais como metoximetila, etoximetila,
isopropoximetila, pentiloximetila, metoxietila e butoxietila podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo alcoxi C;-Cq alcdxi C;-Cg representa um grupo alcédxi
tendo 1 a 6 4&tomos de carbono substituidos por um grupo alcédxi tendo 1 a 6
atomos de carbono, em que a fragdo alcoxi tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como metoximetoxi, etoximetoxi, 2-metoxietoxi
e 2-etoxietoxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo cicloalquil C5-Cg alquiléxi C;-Cgq representa um grupo
(alquil)-O- tendo 1 a 6 atomos de carbono substituidos por um grupo
cicloalquila tendo 3 a 8 atomos de carbono, em que a fragéo cicloalquila e a
fracdo alquila respectivamente tém os mesmos significados definidos
anteriormente, € grupos, tais como ciclopropilmetiloxi, ciclopropiletiloxi e
ciclopentilmetiléxi podem ser incluidos, por exemplo. Um grupo cicloalquila
preferido tendo 3 a 8 4tomos de carbono pode ser exemplificado por um

grupo cicloalquila tendo 3 a 6 4tomos de carbono.
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O grupo cianoalcéxi C;-Cg representa um grupo alcdxi tendo 1
a 6 atomos de carbono substituidos por um grupo ciano, em que a fragdo
alcoxi tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
2-cianoetdxi e 3-cianopropoxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo cicloalquiloxi C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo (cicloalquil)-O- tendo 3 a 8 atomos de
carbono em que a fragdo cicloalquila tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como ciclopropildxi, ciclobutildxi, ciclopentiléxi
e cicloexiloxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alqueniloxi C,-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo (alquenil)-O- tendo 2 a 6 atomos de
carbono em que a fragdo alquenila tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como 2-propenildxi podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alquinildéxi C,-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo (alquinil)-O- tendo 2 a 6 atomos de
carbono em que a fracdo alquinila tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como 2-propiniléxi podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alquiltio C;-Cg4 representa um grupo (alquil)-S- tendo
1 a 6 atomos de carbono em que a fracfo alquila tem o mesmo significado
definido anteriormente, e grupos, tais como metiltio, etiltio, n-propiltio e
isopropiltio podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfanila C,-C¢ representa um grupo (alquil)-
SO- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como metilsulfinila,
etilsulfinila, n-propilsulfinila e isopropilsulfinila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alquilsulfonila C;-Cq representa um grupo (alquil)-
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SO,- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fracdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como metilsulfonila,
etilsulfonila, n-propilsulfonila e isopropilsulfonila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alquilsulfoniléxi C;-Cq representa um grupo (alquil)-
SO,-O- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como metilsulfoniloxi e
etilsulfoniléxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfonil C;-Cg alcoxi C;-Cq representa um grupo
alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono substituidos por um grupo
alquilsulfonila tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que a fragfo alquilsulfonila
e a fracdo alcoxi respectivamente tém os mesmos significados definidos
anteriormente, e grupos, tais como 2-(metilsulfonil)etoxi e 2-
(etilsulfonil)etoxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo mono(alquil C;-Cg)amino representa um grupo
(alquil)-NH- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquila tem o
mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como metilamino e
etilamino podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo di(alquil C;-C¢)amino representa um grupo
(alquil)2N- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquila tem o
mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como dimetilamino,
dietilamino, metiletilamino, dipropilamino e dibutilamino podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo mono(alquil C;-Cg)aminocarbonila representa um
grupo (alquil)-NH-C(=0)- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo
alquila tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
metilaminocarbonila e etilaminocarbonila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo di(alquil C;-Cg)aminocarbonila representa um grupo

(alquil)2N-C(=O)- tendo 1 a 6 adtomos de carbono em que a fragdo alquila tem
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o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
dimetilaminocarbonila, dietilaminocarbonila, metiletilaminocarbonila,
dipropilaminocarbonila e dibutilaminocarbonila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alcoxicarbonila C-Cg4 representa um grupo (alquil)-
OC(=0)- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fra¢do alquila tem o0 mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como metoxicarbonila,
etoxicarbonila, n-propoxicarbonila e isopropoxicarbonila podem ser incluidos,
por exemplo.

O grupo acila C;-C¢ representa um grupo acila derivado de um
acido carboxilico alifatico de cadeia reta ou ramificada tendo 1 a 6 atomos de
carbono, e grupos, tais como formila, acetila, propionila, isopropionila,
butirila e pivaloila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilcarboniloxi Ci-C¢ representa um grupo (alquil)-
C(=0)-0O- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquila tem o
mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como acetoxi,
propioniloxi, isopropioniléxi e pivaloiloxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquenilcarboniloxi C,-C¢ representa um grupo
(alquenil)-C(=0)-O- tendo 2 a 6 4tomos de carbono em que a fragdo alquenila
tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como 1-
propenilcarboniloxi, 2-propenilcarbonildxi, 1-butenilcarbonildxi e 1-metil-1-
propenilcarboniléxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquinilcarboniléxi C,-Cg representa um grupo
(alquinil)-C(=0)-0O- tendo 2 a 6 4tomos de carbono em que a fragdo alquinila
tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como 1-
propinilcarboniléxi e 2-propinilcarboniléxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquiltio C;-Cg representa um grupo (haloalquil)-
S- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragéo haloalquila tem o mesmo

significado definido anteriormente, e grupos, tais como difluorometiltio e
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trifluorometiltio podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquilsulfinila C;-C¢ representa um grupo
(haloalquil)-SO- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo haloalquila
tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
clorometilsulfinila, difluorometilsulfinila e trifluorometilsulfinila podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquilsulfonila C;-C4 representa um grupo
(haloalquil)-SO»- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo haloalquila
tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
clorometilsulfonila, difluorometilsulfonila e trifluorometilsulfonila podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo mono(alquil C;-Cg)aminocarbonila representa um
grupo (alquil)NH-C(=0)- tendo 1 a 6 atomos de carbono em que a fragdo
alquila tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
metilaminocarbonila e etilaminocarbonila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo di(alquil C;-Cg)aminocarbonila representa um grupo
(alquil)2N-C(=0)- em que a fragdo alquila tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como dimetilaminocarbonila,
dietilaminocarbonila, metiletilaminocarbonila, dipropilaminocarbonila e
dibutilaminocarbonila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alqueniltio C,-C¢ representa um grupo (alquenil)-S-
tendo 2 a 6 4tomos de carbono em que a fragdo alquenila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como aliltio podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo alquenilsulfinila C,-C4 representa um (grupo
alquenil)-SO- tendo 2 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquenila tem o
mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como alilsulfinila
podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquenilsulfonila C,-C¢ representa um grupo
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(alquenil)-SO,- tendo 2 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquenila tem
o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como alilsulfonila
podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquiniltio C,-Cg representa um grupo (alquinil)-S-
tendo 2 a 6 4tomos de carbono em que a fracdo alquinila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-propiniltio podem
ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquinilsulfinila C,-C4 representa um grupo (alquinil)-
SO- tendo 2 a 6 atomos de carbono em que a fragdo alquinila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-propinilsulfinila
podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquinilsulfonila C,-C¢ representa um (alquinil)-SO,-
tendo 2 a 6 atomos de carbono em que a fracdo alquinila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-propinilsulfonila
podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo fenil alquila C,-Cg4 representa um grupo alquila tendo
1 a 6 atomos de carbono substituidos por um grupo fenila, em que a fragéo
alquila tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
benzila, 1-feniletila e 2-feniletila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo heterociclico tendo 2 a 10 dtomos de carbonoe 1 a 5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogénio, representa, a menos que particularmente limitado,
um grupo monovalente formado de um anel heterociclico de 3 a 8 membros e
preferivelmente de 5 a 7 membros monociclico, policiclico ou fundido no anel
tendo 1 a S5, e preferivelmente 1 a 3, heterodtomos selecionados do grupo que
consiste em um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre € um atomo de
nitrogénio, e grupos, tais como oxirano, tetraidrofurano, pirrolidina,
tetraidrotiofeno, dioxido de tetraidrotiofeno, tetraidrotiopirano, didxido de

tetraidrotiopirano, 4,5-diidroisoxazol, piperidina, piperazina, morfolina,
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furano, tiofeno, pirrol, pirazol, imidazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol,
1,3,4-oxadiazol, 1,3,4-tiadiazol, 1,3,4-triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,2,4-tiadiazol,
1,2,4-triazol, 1,2,3-oxadiazol, 1,2,3-tiadiazol, 1,2,3-triazol, tetrazol, piridina,
pirimidina, pirazina, piridazina, 1,3,5-triazina, 1,2,4-triazina, benzotiofeno,
benzofurano, indol, benzoxazol, benzotiazol, benzimidazol, benzisoxazol,
benzisotiazol, indazol, 1,3-benzodioxol, benzo-1,4-dioxano e 2,3-
diidrobenzofurano podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquila C,-Cg heterociclico em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 4tomos de carbono e 1 a S heterodtomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio,
representa, a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a
6 atomos de carbono substituidos por um grupo heterociclico em que a fragdo
alquila tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
(tetraidrofuran-2-il)metila, (4,5-diidroisoxazol-5-i)metila,  (isoxazol-5-
iD)metila e (tiofen-2-il)metila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alcoxi C-Cg heterociclico em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 4&tomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio,
representa um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono substituidos por
um grupo heterociclico tendo 2 a 10 4tomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre € um atomo de
nitrogénio, em que a fracdo heterociclica tendo 2 a 10 4tomos de carbono e 1
a 5 heterodtomos selecionados de um dtomo de oxigénio, um &atomo de
enxofre e um atomo de nitrogénio, ¢ a fragdo alcoxi respectivamente t€m os
mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
(tetraidrofuran-2-il)metdxi e (tetraidrofuran-3-il)metoxi podem ser incluidos,
por exemplo.

O grupo heterociclico alcoxi Ci-Cq alquila C-C¢ em que a

fracdo heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
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selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio, representa um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono, que ¢
substituido com um grupo heterociclico tendo 2 a 10 4tomos de carbonoe 1 a
5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre
e um atomo de nitrogénio, em que a fragdo heterociclica tendo 2 a 10 dtomos
de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um
atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, a fracdo alcédxi e a fracdo alquila
respectivamente tém os mesmos significados definidos anteriormente.
Grupos, tais como (tetraidrofuran-2-il)metoximetila e (tetraidrofuran-3-
iDmetoximetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquenila C,-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquenila de cadeia reta ou ramificada
tendo 2 a 6 atomos de carbono substituidos por 1 a 11, e preferivelmente 1 a
5, atomos de halogénio, e grupos, tais como 2-clorovinila, 2-bromovinila, 2-
iodovinila, 3-cloro-2-propenila, 3-bromo-2-propenila, 1-clorometilvinila, 2-
bromo-1-metilvinila, 1-trifluorometilvinila, 3,3,3-tricloro-1-propenila, 3-
bromo-3,3-diflior-1-propenila, 2,3,3,3-tetracloro-1-propenila, I-
trifluorometil-2,2-difluorovinila, 2-cloro-2-propenila, 3,3-difltior-2-propenila,
2,3,3-tricloro-2-propenila,  4-bromo-3-cloro-3,4,4-trifllior-1-butenila, 1-
bromometil-2-propenila, 3-cloro-2-butenila, 4,4,4-triflGor-2-butenila, 4-
bromo-4,4-diflior-2-butenila, 3-bromo-3-butenila, 3,4,4-triflGor-3-butenila,
3,4 ,4-tribromo-3-butenila, 3-bromo-2-metil-2-propenila, 3,3-diflGor-2-metil-
2-propenila, 3,3,3-triflior-2-metilpropenila, 3-cloro-4,4,4-trifltor-2-butenila,
3,3,3-triflor-1-metil-1-propenila, 3,4,4-trifltor-1,3-butadienila, 3,4-dibromo-
1-pentenila, 4 4-diflbor-3-metil-3-butenila, 3,3,4,4,5,5,5-heptaflior-1-
pentenila,  5,5-diflGor-4-pentenila,  4,5,5-triflGor-4-pentenila,  3,4,4,4-
tetraflior-3-trifluorometil-1-butenila, 4,4,4-trifluorometil-3-metil-2-butenila,

3,5,5-trifltior-2,4-pentadienila, 4,4,5,5,6,6,6-heptafliior-2-hexenila,
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3,4,4,5,5,5-hexafltior-3-trifluorometil-1-pentenila, 4,5,5,5-tetrafltor-4-
trifluorometil-2-pentenila e 5-bromo-4,5,5-trifldor-4-trifluorometil-2-
pentenila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquinila C,-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquinila de cadeia reta ou ramificada
tendo 2 a 6 atomos de carbono substituidos por 1 a 4 atomos de halogénio
idénticos ou diferentes, e grupos, tais como 3-cloro-2-propinila, 3-bromo-2-
propinila, 3-iodo-2-propinila, 3-cloro-1-propinila e 5-cloro-4-pentinila podem
ser incluidos, por exemplo.

O grupo aminoalquila C;-C4 representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo amino, em que a fragdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-aminoetila e 3-
aminopropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo mono(alquil C;-Cs) aminoalquila C;-Cg4 representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila de cadeia reta ou
ramificada tendo 1 a 6 atomos de carbono substituidos por um grupo amino
que é mono-substituido por um grupo alquila, em que a fragfo alquila tem o
mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-
(metilamino)etila e 3-(metilamino)propila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo di(alquil C;-C¢) aminoalquila C;-Cg representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila de cadeia reta ou
ramificada tendo 1 a 6 dtomos de carbono substituidos por um grupo amino
que ¢ di-substituido por grupos alquila, em que a fragdo alquila tem o mesmo
significado  definido  anteriormente, e grupos, tais como N,N-
dimetilaminometila e N,N-dimetilaminoetila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alquiltio C,-Cg¢ alquila C;-C¢ representa, a menos que

particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
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substituidos por um grupo alquiltio tendo 1 a 6 4tomos de carbono, em que a
fracdo alquila e a fragdo alquila do alquiltio respectivamente t€ém os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como metiltiometila e
etiltiometila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfinil C,-Cg¢ alquila C,-C¢ representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo alquilsulfanila tendo 1 a 6 atomos de carbono, em
que a fracdo alquila e a fragdo alquila do alquilsulfinila respectivamente tém
os mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
metilsulfinilmetila e etilsulfinilmetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfonil C;-Cg¢ alquila C,-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de carbono
substituidos por um grupo alquilsulfonila tendo 1 a 6 atomos de carbono, em
que a fragdo alquila e a fragfo alquila do alquilsulfonila respectivamente tém
os mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
metilsulfonilmetila e etilsulfonilmetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalquiltio C;-Cg¢ alquila C;-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de carbono
substituidos por um grupo (haloalquil)-S- tendo 1 a 6 atomos de carbono, em
que a fracdo alquila e a fragdo haloalquila respectivamente tém os mesmos
significados  definidos  anteriormente, e  grupos, tais como
difluorometiltiometila e trifluorometiltiometila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo haloalquilsulfinil C-Cg4 alquila C,-C¢ representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de
carbono substituidos por um grupo (haloalquil)-SO- tendo 1 a 6 atomos de
carbono, em que a fragdo alquila e a fragcdo haloalquila respectivamente tém
os mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como

difluorometilsulfinilmetila e trifluorometilsulfinilmetila podem ser incluidos,
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por exemplo.

O grupo haloalquilsulfonil C;-C¢ alquila C;-C¢ representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de
carbono substituidos por um grupo (haloalquil)-SO,- tendo 1 a 6 atomos de
carbono, em que a fragdo alquila e a fragdo haloalquila respectivamente tém
os mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
difluorometilsulfonilmetila e trifluorometilsulfonilmetila podem ser incluidos,
por exemplo.

O grupo fenilalcoxi C;-Cq4 alquila C;-Cq representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono que é
substituido por um grupo fenila, em que a fragdo alquila e a fragdo alcdxi
respectivamente tém os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como benziloximetila e benziloxietila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo alcoxi C;-Cg alcdxi Cy-Cq alquila Cy-Cq representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de
carbono substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono que
¢ substituido por um grupo alcéxi tendo 1 a 6 dtomos de carbono, em que a
fragdo alquila e a fragdo alcoxi respectivamente tém os mesmos significados
definidos anteriormente, e grupos, tais como 2-(2-metoxietoxi)etila e 2-(2-
etoxietoxi)etila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo cicloalquiloxi C;-Cg alquila C,-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um (cicloalquil)-O- grupo tendo 3 a 8 4&tomos de carbono, em
que a fragdo alquila e a frag@o cicloalquila respectivamente t€m os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
ciclopropiloximetila, ciclobutiloximetila, ciclopentiloximetila e

cicloexiloximetila podem ser incluidos, por exemplo.
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O grupo feniléxi alquila C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo (fenil)-O-, em que a fraggo alquila tem os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como fenoximetila, 2-
fenoxietila e 3-fenoxipropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo fenilto C;-C¢ representa, a menos que particularmente
limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono substituidos por um
grupo (fenil)-S-, em que a fragdo alquila tem o mesmo significado definido
anteriormente, e grupos, tais como feniltiometila, 2-feniltioetila e 3-
feniltiopropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalcoxi C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquil-O- de cadeia reta ou ramificada
tendo 1 a 6 4tomos de carbono substituidos por 1 a 13, e preferivelmente 1 a
5, atomos de halogénio idénticos ou diferentes, em que a fragdo haloalquila
tem o mesmo significado definido anteriormente, e grupos, tais como
clorometoxi, difluorometoxi, clorodifluorometéxi, trifluorometoxi e 2,2,2-
trifluoretdxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalcoxi C-Cg alquila C;-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo haloalcéxi tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que
a fracdo haloalcoxi e a fragdo alquila respectivamente tém os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como clorometoximetila,
difluorometoximetila, clorodifluorometoximetila, trifluorometoximetila e
2,2, 2-trifluoretoximetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo haloalcéxi C-Cq alcoxi C-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo haloalcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que
a fra¢do haloalcoxi e a fragdo alquila respectivamente tém os mesmos

significados definidos anteriormente, e grupos, tais como clorometoximetdxi,
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difluorometoximetdxi, clorodifluorometoximetdxi, trifluorometoximetoxi e
2,2,2-trifluoretoximetoxi podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquiltio C,-C¢ alcoxi Ci-Cg alquila C;-Cg representa,
a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4tomos
de carbono substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono
que ¢é substituido por um grupo alquiltio tendo 1 a 6 atomos de carbono, em
que a fragdo alquiltio, a fragdo alcoxi e a fragdo alquila respectivamente t€m
os mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como 2-
metiltioetoximetila e 2-etiltioetoximetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfinil C;-Cg alcoxi C;-Cg¢ alquila C;i-Cq
representa, a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a
6 atomos de carbono substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 d&tomos de
carbono que ¢ substituido por um grupo alquilsulfinila tendo 1 a 6 4tomos de
carbono, em que a fragdo alquilsulfinila, a fragfio alcdxi e a fragdo alquila
respectivamente tém os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como 2-metilsulfiniletoximetila e 2-etilsulfiniletoximetila podem
ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilsulfonil C;-Cg¢ alcoxi C-Cg alquila C;-Cg
representa, a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a
6 atomos de carbono substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de
carbono que ¢ substituido por um grupo alquilsulfonila tendo 1 a 6 atomos de
carbono, em que a fracio alquilsulfonila, a fragfo alcoxi e a fragdo alquila
respectivamente t€ém os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como 2-metilsulfoniletoximetila e 2-ctilsulfoniletoximetila podem
ser incluidos, por exemplo.

O grupo cianoalcoxi C;-Cq alquila C,-C¢ representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de carbono que é

substituido por um grupo ciano, em que a fracfio alcoxi e a fragdo alquila
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respectivamente tém os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como 2-cianoetoximetila e 3-cianopropoximetila podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo cianoalquila C;-C4 representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo ciano, em que a fracdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como cianometila e 2-
cianoetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilcarboniléxi C;-C¢ alquila C;-Cg representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de
carbono substituidos por um (alquil)-C(=0)O- grupo tendo 1 a 6 atomos de
carbono, em que a fracdo alquila tem o mesmo significado definido
anteriormente, € grupos, tais como acetoximetila, propioniloximetila,
isopropioniloximetila e pivaloiloximetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo acil C;-C¢ alquila C-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo acila tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que a
fragdo acila e a fragdo alquila respectivamente tém os mesmos significados
definidos anteriormente, e grupos, tais como 2-oxopropila, 3-oxopropila e 2-
oxobutila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo di(alcoxi C;-Cg) alquila C-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de carbono
dissubstituidos com grupos alcoxi, cada um tendo 1 a 6 atomos de carbono,
em que a fragdo alcoxi e a fragdo alquila respectivamente t€ém os mesmos
significados definidos anteriormente, e grupos, tais como (2,2-dimetoxi)etila,
(3,3-dimetoxi)propila, (2,2-dietéxi)etila e (3,3-dietdxi)propila podem ser
incluidos, por exemplo.

O grupo alcoxicarbonil C;-C¢ alquila C;-Cg representa, a

menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de
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carbono substituidos por um grupo alcoxicarbonila tendo 1 a 6 atomos de
carbono, em que a fragdo alcoxi e a fracdo alquila respectivamente tém os
mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como 2-metoxi-
2-oxoetila, 2-etdxi-2-oxoetila e 2-terc-butdxi-2-oxoetila podem ser incluidos,
por exemplo.

O grupo alcoxiimino C;-Cg4 alquila C;-Cg representa, a menos
que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo (alc6xi)-N= tendo 1 a 6 4&tomos de carbono, em que
a fragdo alcoxi e a fragdo alquila respectivamente tém os mesmos significados
definidos anteriormente, e grupos, tais como 2-metoxi-iminoetila e 3-metoxi-
iminopropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo arila Cs-Cyy pode ser exemplificado por grupos, tais
como fenila e naftila.

O grupo aril C4-Cyq alquila C,-Cg4 representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo arila tendo 6 a 10 atomos de carbono, em que a
fracdo arila e a fracdo alquila respectivamente tém os mesmos significados
definidos anteriormente, e grupos, tais como benzila, fenetila, 3-fenilpropila,
naftalen-1-ilmetila e naftalen-2-ilmetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo halocicloalquila C;-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo cicloalquila tendo 3 a 8 atomos de
carbono substituidos por 1 a 5, e preferivelmente 1 a 3, d&tomos de halogénio,
em que a fracdo cicloalquila e o 4&tomo de halogénio respectivamente tém os
mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como 2,2-
difluorciclopropila e 2,2-diclorociclopropila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo nitroalquila C;-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono

substituidos por um grupo nitro, em que a fragdo alquila tem o mesmo
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significado definido anteriormente, e grupos, tais como nitrometila e 2-
nitroetila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo hidroxialquila C;-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo hidroxila, em que a fragdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-hidroxietila e 3-
hidroxipropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo acilamino C;-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo amino substituted com um grupo acila
tendo 1 a 6 atomos de carbono, em que a fragdo acila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como formamida, acetamida
e propionamida podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo (R°R'N-C=0) alquila C-Cg representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de carbono
substituidos por (R°R’N-C=0), em que a fragio alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como N,N-
dimetilaminocarbonilmetila, N,N-dimetilaminocarboniletila e N-metil-N-
etilaminocarbonilmetila podem ser incluidos, por exemplo.

A cadeia de alquileno C,-Cs pode ser exemplificada, a menos
que particularmente limitado, por grupos, tais como etileno, trimetileno,
propileno, tetrametileno e pentametileno.

O grupo heterociclico alquiloxi C;-C¢ em que a fracdo
heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados
de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio
representa, a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a
6 atomos de carbono substituidos por um grupo (heterociclico)-O-, em que a
fragdo alquila e a fragdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbonoe 1 a5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e

um atomo de nitrogénio t€m os mesmos significados definidos anteriormente,
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e grupos, tais como 2-(2-piridiloxietila, 2-(2-piraziniloxi)etila, e 2-(2-
tiazolil)etila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo cicloalquil C;3-Cg alcoxi C;-Cg alquila C;-Cg
representa, a menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a
6 atomos de carbono substituidos por um grupo alcoxi tendo 1 a 6 atomos de
carbono que é substituido por um grupo cicloalquila tendo 3 a 8 atomos de
carbono, em que a fragdo alquila, a fracdo alcéxi e a fragdo cicloalquila
respectivamente t€m os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como ciclopropilmetiloximetila, ciclobutilmetiloximetila,
ciclopentilmetiloximetila e cicloexilmetiloximetila podem ser incluidos, por
exemplo.

O grupo fenilsulfinil alquila C;-C4 representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 atomos de carbono
substituidos por um grupo (fenil)-SO-, em que a fracdo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como fenilsulfinilmetila, 2-
fenilsulfiniletila, e 3-fenilsulfinilpropila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo fenilsulfonil alquila C-C4 representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4tomos de carbono
substituidos por um grupo (fenil)-SO,-, em que a fragéo alquila tem o mesmo
significado definido anteriormente, e grupos, tais como 2-fenilsulfoniletila, 3-
fenilsulfonilpropila, e 4-fenilsulfonilbutila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilideno C,-C¢ representa, a menos que
particularmente limitado, um grupo alquila divalente de cadeia reta ou
ramificada tendo 1 a 6 atomos de carbono, e grupos, tais como metileno,
etilideno, propilideno, e isopropilidene podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo alquilidenoaminéxi C;-Cg alquila C,-Cg representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de
carbono substituidos por um (alquilideno)=N-O- tendo 1 a 6 atomos de

carbono, em que a fragdo alquiliden e a fragfo alquila respectivamente tém os
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mesmos significados definidos anteriormente, e grupos, tais como
metilenoaminooximetila, 2-(etilidenoaminodxi)etila, e 2-
(1sopropilideneaminodxi)etila podem ser incluidos, por exemplo.

O grupo halocicloalquil C;-Cg alquila Ci-C¢ representa, a
menos que particularmente limitado, um grupo alquila tendo 1 a 6 4&tomos de
carbono substituidos por um grupo cicloalquila tendo 3 a 8 4tomos de carbono
que ¢ substituido por 1 a 5, preferivelmente 1 a 3 4tomos de halogénio, em
que a fragdo cicloalquila, a fragdo alquila, e o atomo de halogénio
respectivamente t€ém os mesmos significados definidos anteriormente, e
grupos, tais como 2,2-difluorciclopropilmetila, e 2,2-diclorociclopropilmetila
podem ser incluidos, por exemplo.

O metal alcalino pode ser exemplificado por sédio, potassio e
similares.

As frases “dois R® adjacentes podem ser unidos com os
respectivos atomos de carbono aos quais eles s@o diretamente ligados para
formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros, ou um anel heterociclico de 4
a 8 membros tendo 1 a 4 heterodtomos selecionados de um atomo de
oxigénio, um 4atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio,” “dois R"
adjacentes podem ser unidos com os respectivos atomos de carbono aos quais
eles sdo diretamente ligados para formar um anel carbociclico de 4 a 8
membros, ou um anel heterociclico de 4 a 8 membros tendo 1 a 4
heterodtomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogénio,” ¢ “dois R" adjacentes podem ser unidos com os
respectivos dtomos de carbono aos quais eles sfo diretamente ligados para
formar um anel carbociclico de 4 a 8 membros, ou um anel heterociclico de 4
a 8 membros tendo 1 a 4 heteroatomos selecionados de um &atomo de
oxigénio, um 4tomo de enxofre e um atomo de nitrogénio,” pode ser

exemplificado pelo seguinte, a menos que particularmente limitado.
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X' na formula [I] da presente invengdo pode ser exemplificado
por um atomo de oxigénio ou um atomo de enxofre. Um X' preferido inclui
um atomo de oxigénio. Com relagdo & formula [I], X' é descrito na forma de
grupo carbonila; entretanto, no caso onde o substituinte R' no 4tomo de
nitrogénio adjacente é tal como um atomo de hidrogénio, X! ndo estd na
forma de carbonila, mas pode existir na forma de enol, que é um tautomero da
forma carbonila.

X? na férmula [I] da presente invengdo representa =CH- ou
=N(O)m- (desde que m represente um numero inteiro de 0 ou 1). Quando X é
=CH-, o anel de 6 membros contendo X* volta a ser um anel de benzeno que é
fundido com um anel de pirazina, para assim formar um anel de
benzopirazina. O anel de benzeno assim formado pode ser substituido por um
substituinte R? na posi¢io de X°, como é o caso para os outros atomos de
carbono no anel de benzeno. No presente pedido de patente, isto € expresso de
maneira tal que “o 4tomo de carbono pode ser substituido por R*” Além
disso, quando X? representa =N(O)n-, isto &, =N- ou =N(O)-, o anel de 6
membros contendo X volta a ser um anel de piridina ou um anel de N-6xido

de piridina que € fundido com um anel de pirazina, para assim formar um anel
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de piridopirazina ou um anel de N-6xido deste. X* preferido na formula [I] da
presente invengdo inclui =CH-, =C(R?)-, ou =N-.

R' na férmula [I] da presente invengio pode ser exemplificado
por um atomo de hidrogénio; um grupo alquila C;-Cj,; um grupo alquenila
C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo cicloalquila C;5-Cg; um grupo
cicloalquil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo
haloalquenila C»-Cg; um grupo haloalquinila C,-Cs; um grupo aminoalquila
Ci-C¢; um grupo nitroalquila C;-Cg; um grupo mono(alquil C4-Cg)
aminoalquila C;-Cg; um grupo di(alquil C;-Cg) aminoalquila C;-Cg; um grupo
alquiltio C,-Cg alquila C,-Cs; um grupo alquilsulfinil C;-Cg alquila C;-Cg; um
grupo alquilsulfonil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo haloalquiltio C,-Cg alquila
Ci-Cs; um grupo haloalquilsulfinil C;-C¢ alquila C;-Cq; um grupo
haloalquilsulfonil C;-C¢ alquila C;-Cg; um grupo alcéxi Cy-Cg alquila C;-Ce;
um grupo hidroxialquila C;-Cg; um grupo fenilalcoxi Ci-Cq alquila Ci-Cq (a
fragio fenila do grupo pode ser substituida por um ou dois ou mais R*
idénticos ou diferentes); um grupo alcoxi C,-Cg alcdxi C;-Cq alquila C;-Cg;
um grupo cicloalquiléxi C;-Cg alquila Ci-C¢; um grupo fenildxi alquila C;-Cg
(a frag@o fenila do grupo pode ser substituida por um ou dois ou mais R*
idénticos ou diferentes); um grupo feniltop C,-Cg (a fragdo fenila do grupo
pode ser substituida por um ou dois ou mais R* idénticos ou diferentes); um
grupo haloalcoxi C-Cq alquila C;-Cg; um grupo heterociclico alcoxi Ci-Cq
alquila C;-C¢ tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heteroatomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio (a fragdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heteroatomos selecionados de um 4dtomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou
mais R’ idénticos ou diferentes); um grupo alquiltio C,-Cg alcéxi C-Cg
alquila C;-Cg; um grupo alquilsulfinil C;-Cg alcoxi C;-Cg alquila Ci-Cq; um

grupo alquilsulfonil C;-C¢ alcoxi Ci-Cg alquila C;-Cg; um grupo cianoalcoxi
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Ci-Cs alquila Ci-C¢; um grupo cianoalquila C-Cg; um  grupo
alquilcarboniléxi C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo acil C;-Cg alquila C;-Cg; um
grupo di(alcéxi C;-Cg) alquila C-Cg; um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila
C,-Cg; um grupo alcoxiimino C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo (R°R’N-C=0)
alquila C;-Cs; um grupo aril C¢-Cyy alquila C;-Cg (a fragdo arila do grupo
pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou diferentes que
sera descrita posteriormente); um grupo alquila C;-C¢ heterociclico em que a
fragdo heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre ¢ um atomo de
nitrogénio (a fracdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogénio no grupo, pode ser substituido por um ou dois ou
mais R’ idénticos ou diferentes que serfio descritos posteriormente); um grupo
NR'"R'; um grupo alcoxi Ci-Cg; um grupo arila C¢-Cjo (0 grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes que serdo
descritos posteriormente); ou um grupo heterociclico tendo 2 a 10 atomos de
carbono € 1 a 5 heterodtomos selecionados de um atomo de oxigénio, um
atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R idénticos ou diferentes que serio descritos
posteriormente).

Exemplos preferidos de R' incluem um 4tomo de hidrogénio;
um grupo alquila C;-Cy,; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-
Cs; um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo
haloalquenila C,-Cg; um grupo alquiltio C;-Cs alquila C;-Cg; um grupo
alquilsulfonil C;-Cg alquila C-Cg; um grupo alcoxi Cy-Cg¢ alquila C;-Cg; um
grupo alcoxi Cy-Cg alcoxi Ci-Cg alquila Ci-Cg; um grupo feniloxi alquila C;-
Cs; um grupo haloalcoxi C;-Cgy alquila C;-Cg; um grupo tetraidrofurano alcoxi
C-Cg alquila Ci-Cg; um grupo alquilsulfonil C,-Cq alcoxi C-Cq alquila C;-

Cg; um grupo cianoalcoxi Cy-Cg alquila C;-Cg; um grupo cianoalquila Cy-Cg;
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um grupo alquilcarboniléxi C;-Cg alquila C;-Ce; um grupo acil C;-Cg alquila
Ci-Cs; um grupo alcoxicarbonil C{-Cg alquila C,-Cg; um grupo (R6R7N—C=O)
alquila C,-Cq; um grupo aril C¢-Cy alquila C;-Cq (a fragfo arila do grupo
pode ser substituido por um ou dois ou mais R® idénticos ou diferentes que
serdo descritos posteriormente); um grupo alquila C,-Cg heterociclico (o
grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes
que serfio descritos posteriormente); um grupo NR'’R'; um grupo arila Ce-
Cio (0 grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou
diferentes que serdo descritos posteriormente); um grupo heterociclico (o
grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R' idénticos ou diferentes
que serdo descritos posteriormente); e similares. Exemplos mais preferidos de
R! incluem um grupo alquila C,-Cy,, um grupo alquenila C»-Cg, um grupo
alquinila C,-Cg, um grupo cicloalquila C;-Cg, um grupo haloalquila C,-Cg, um
grupo haloalquenila C,-Cg, um grupo alquiltio C;-Cg¢ alquila C;-Cg, um grupo
alquilsulfonil C,-C¢ alquila C;-C¢, um grupo alcéxi C;-Cg alquila C;-Cg, um
grupo alcdxi C;-Cq alcdxi C-Cg alquila C;-Cg, um grupo haloalcoxi Ci-Cg
alquila C;-Cg, um grupo tetraidrofurano alcoxi C-Cg alquila C;-Cs, um grupo
cianoalquila C;-C¢, um grupo alcoxicarbonil C;-Cg alquila C{-Cs, um grupo
aril C4-Cy alquila C;-Cg (a fragdo arila do grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R® idénticos ou diferentes que serfo descritos
posteriormente), um grupo alquila C,-C¢ heterociclico (o grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R’ idénticos ou diferentes que serdio
descritos posteriormente), um grupo arila C¢-C;o (0 grupo pode ser substituido
por um ou dois ou mais R'? idénticos ou diferentes que serfio descritos
posteriormente), um grupo heterociclico (o grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R" idénticos ou diferentes que serfio descritos
posteriormente); e similares.

R’ na férmula [I] da presente invengio pode ser exemplificado

por um atomo de halogénio; um grupo hidroxila; um grupo nitro; um grupo
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ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo
cicloalquil C;-Cy alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cq; um grupo alquinila
Cy-Cs; um grupo haloalquila C;-Cq; um C;-Cg halociclogrupo alquila; um
grupo alcoxi Cy-Cg; um grupo cicloalquildxi Cs-Cg; um grupo alqueniléxi C,-
Cs; um grupo alquinildoxi C,-C¢; um grupo haloalcoxi C;-Cq; um grupo
alquiltio C;-Cg; um grupo alquilsulfinila C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-
Ce; um grupo haloalquiltio C4-Cg; um grupo haloalquilsulfinila C;-Cg; um
grupo haloalquilsulfonila C;-C¢; um grupo amino; um grupo mono(alquil C;-
C¢) amino; um grupo di(alquil C;-Cs) amino; um grupo alcéxi C;-Cs alquila
C,-Csg; um grupo acila C;-Cg; um grupo alcoxiimino C;-Cg alquila C;-Cg; um
grupo carboxila; um grupo alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo mono(alquil C;-
Ce) aminocarbonila; um grupo di(alquil C,-Cg) aminocarbonila; um grupo
alquila C;-Cg heterociclico em que a fragdo heterociclica tem 2 a 10 atomos
de carbono e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um
atomo de enxofre e um dtomo de nitrogénio; e similares.

Exemplos preferidos de R? incluem um atomo de halogénio;
um grupo nitro; um grupo alquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um
grupo alcoxi C;-Cg; um grupo alquiltio C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cg alquila
C,-C¢; um grupo alquilsulfonila Cy-Cg; e similares.

Exemplos mais preferidos de R? include um atomo de
halogénio; um grupo alquila C,-Cs; um grupo haloalquila C-Cg; um grupo
alcoxi C;-Cq; um grupo alquiltio Ci-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-Cg; e
similares, e ainda mais preferivelmente, um atomo de halogénio; um grupo
alquila C,-Cg; um grupo haloalquila C,-Cg; € um grupo alcédxi C,-Cs.

n na formula [I] da presente invengdo ¢ um numero inteiro de
0 a 4 (desde que quando X*> é N(O),, um nimero inteiro de 0 a 3),
preferivelmente O a 2, e mais preferivelmente 0 a 1.

R’ na formula [I] da presente invengio pode ser exemplificado

por um grupo hidroxila; O-M+ (M+ representa um céation de metal alcalino ou
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um cation amoénio); um grupo amino; um atomo de halogénio; um grupo
alquilsulfoniloxi Ci-Cg; um grupo alquiltio C-Cg; um grupo alquilsulfinila
Ci-Cs; um grupo alquilsulfonila C;-Cs; um grupo haloalquiltio C;-Cg; um
grupo haloalquilsulfinila C;-C¢; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cg; um
grupo alqueniltio C,-Cg; um grupo alquenilsulfinil C,-Cq; um  grupo
alquenilsulfonil C,-Cg; um grupo alquiniltio C,-Cg; um grupo alquinilsulfinila
C,-C¢; um grupo alquinilsulfonila C;-Cg; um grupo alquilcarboniloxi C;-Ce;
um grupo alquenilcarboniléxi C,-Cg; um grupo alquinilcarboniloxi C,-Cg; um
grupo fenoxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R™
idénticos ou diferentes); um grupo feniltio (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R' diferentes); um grupo fenilsulfinila (o grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R'* diferentes); um grupo fenilsulfonila (o
grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R' diferentes); um grupo
fenilsulfoniléxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R'
diferentes); um grupo fenilcarboniléxi (o grupo pode ser substituido por um
ou dois ou mais R diferentes); um grupo 1,2,4-triazol-1-ila; um grupo 1,2,3-
triazol-1-ila; um grupo 1,2,3-triazol-2-ila; grupo um imidazol-1-ila; um grupo
pirazol-1-ila; um grupo tetrazol-1-ila; um grupo tetrazol-2-ila; e similares. Um
exemplo preferido de R? inclui um grupo hidroxila, e derivados, tais como
sais, éteres e ésteres destes grupos também podem ser empregados.

Um exemplo acima de tudo preferido de R? inclui um grupo
hidroxila.

R® na formula [I] da presente invengdo pode ser exemplificado
por um atomo de halogénio; um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo
alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg; um grupo
cicloalquila C;-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo alcoxi C;-Cg; um
grupo alqueniloxi C-Cg; um grupo alquiniloxi C,-Ce; um grupo haloalcoxi
Cy-C¢; um grupo alquiltio C-Cg; um grupo alquilsulfinila C;-Cg, um grupo

alquilsulfonila C;-Cq; um grupo haloalquiltio C;-Cg; um  grupo
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haloalquilsulfinila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cq; um grupo
alcoxicarbonila C;-C¢; um grupo acila C;-Cs; ou um grupo alcéxi Ci-Cg
alquila C;-C4. Exemplos preferidos de R® incluem um 4tomo de halogénio;
um grupo haloalquila C,-Cg; um grupo alcoxi C-Cg; um grupo haloalcoxi C-
Cs; e similares.

R’ na férmula [I] da presente invengio pode ser exemplificado
por um grupo oxo; um atomo de halogénio; um grupo nitro; um grupo ciano;
um grupo alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cg; um grupo alquinila C,-Cg;
um grupo cicloalquila C3-Cg; um grupo haloalquila C;-Cg; um grupo alcoxi
Cy-Cs; um grupo alqueniloxi Cr-Cg; um grupo alquinildéxi C,-Cg; um grupo
haloalcéxi Cy-Cg; um grupo alquiltio Ci-Cg; um grupo alquilsulfinila Cy-Ce;
um grupo alquilsulfonila C;-Cg; um grupo haloalquiltio C;-Cg; um grupo
haloalquilsulfinila C;-C¢; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cs; um grupo
alcoxicarbonila C;-Cg; um grupo acila Ci-Cg; ou um grupo alcéxi C;-Cg
alquila C;-Cg.

Exemplos preferidos de R’ incluem um grupo alquila C;-Cg;
um atomo de halogénio; um grupo haloalquila C,-C¢ e similares.

R na formula [I] da presente invencdo pode ser
exemplificado por um atomo de halogénio; um grupo hidroxila; um grupo
nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C;-Cg; um grupo cicloalquila Cs-Cg;
um grupo cicloalquil C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo alquenila C,-Cg; um
grupo alquinila C,-Cg; um grupo haloalquila Cy-Cg; um grupo alcéxi C;-Cg;
um grupo cicloalquiléxi C;-Cg; um grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo
alquiniloxi C,-Cg; um grupo alquilcarboniléxi Ci-Cg; um grupo haloalcoxi Cy-
Ce; um grupo alquiltio C;-Cq; um grupo alquilsulfinila C,-Cg; um grupo
alquilsulfonila C;-C¢; um grupo haloalquiltio C;-C¢; um  grupo
haloalquilsulfinila C;-Cg; um grupo haloalquilsulfonila C;-Cg; um grupo
amino; um grupo acilamino C;-Cg; um grupo mono(alquil C;-C¢) amino; um

grupo di(alquil C;-Cs) amino; um grupo alcoxi C;-Cg alquila Cy-Cg; um grupo
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alcoxi C;-Cy alcoxi C-Cg; um grupo cicloalquil C;-Cy alquiloxi C-Cg; um
grupo haloalcoxi C;-Cq alcoxi C-Cs; um grupo cianoalcéxi C-Cg; um grupo
acila C;-Cs; um grupo alcoxiimino C;-Cg alquila C,;-Cg; um grupo carboxila;
um grupo alcoxicarbonila C;-C4 um grupo carbamoila; um grupo
mono(alquil C-Cg) aminocarbonila; um grupo di(alquil C-Cy)
aminocarbonila; um grupo heterociclico tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a
5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre
e um atomo de nitrogénio (a fragdo heterociclica do grupo pode ser
substituido por um ou dois ou mais R' idénticos ou diferentes que serdo
descritos posteriormente); um grupo alcoxi C;-Cg heterociclico em que a
fracdo heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre € um atomo de
nitrogénio (a fragdo heterociclica tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e
um atomo de nitrogénio, pode ser substituido por um ou dois ou mais R"
idénticos ou diferentes que serdo descritos posteriormente); e similares.
Exemplos preferidos de R'”* incluem um atomo de halogénio;
um grupo hidroxila; um grupo nitro; um grupo ciano; um grupo alquila C,-Cg;
um grupo cicloalquila C;-Cg; um grupo haloalquila C,-Cs; um grupo alcoxi
Cy-C¢; um grupo alqueniléxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi Cz;CG; um grupo
haloalcoxi C;-Cg; um grupo alquiltio C;-Cg; um grupo alquilsulfonila C;-Cg;
um grupo haloalquiltio C,-Cg; um grupo alcéxi C;-Cg alquila C;-Cg; um grupo
cicloalquil C;-Cg alquiléxi C;-Cq; um grupo haloalcéxi Ci-Cq alcdxi C;-Cg;
um grupo cianoalcoxi C;-Cg; um grupo acila Cy-Cg; um grupo alcoxicarbonila
C;-Cs; um grupo di(alquil C;-C¢) amino; um grupo alcéxi C,-Cg heterociclico;

e os mostrados a seguir.
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[Formula quimica 6]
/- /- /A0
L O W o

/IO> /Ioj /Ioj /"j[o>
NG U N" X o

Exemplos mais preferidos de R' incluem um atomo de
halogénio; um grupo alquila C;-C4; um grupo haloalquila C-C¢; um grupo
alcoxi C;-Cq; um grupo alqueniloxi C,-Cg; um grupo alquiniloxi C,-Cg; um
grupo haloalcoxi C-Cg; um grupo acila C;-Cg; e 0s mostrados a seguir.

[Formula quimica 7]
Oy o o 0o
N0 X0 X N0
Exemplos acima de tudo preferidos destes incluem um atomo
de halogénio; um grupo alquila C;-Cs; um grupo haloalquila C;-Cs; um grupo

alcoxi Ci-Cg; um grupo haloalcédxi C;-Cg; e os mostrados a seguir.

[Formula quimica §]

x5 a0

A' na férmula [I] da presente invencéo representa -C(R'°R'®)-.

A” na formula [I] da presente invencdo representa -C(R''R'®)-
ou C=0.

A’ na férmula [I] da presente invencgéo representa -C(R"R?).-.

Isto & -A'-A%A’- na férmula [I] da presente inven¢ao
representa:

_C(Rl SRI6)_C(R17R18)_C(R19R20)_ ou
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_C(R"R")-C(=0)-C(R*R)-,

e eles formam um ane] carbociclico de 6 membros junto com
atomos de carbono adjacentes.

RY, R RY R¥ R"” e R¥ aqui usados cada um
independentemente incluem um atomo de hidrogénio; ou um grupo alquila
C,-Cs. Além disso, R" e R? podem ser unidos com atomos de carbono
adjacentes para formar um anel carbociclico de 5 a 10 membros e
preferivelmente de 5 a 8 membros. Em outras palavras, R"> ¢ R* podem ser
unidos para formar um cadeia de alquileno C,-Cs divalente de cadeia reta ou
ramificada. Um grupo alquileno preferido pode ser exemplificado por um
grupo etileno.

Exemplos especificos do grupo heterociclico da forma
indicada no “grupo heterociclico tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heterodtomos arbitrariamente selecionados de um atomo de oxigénio, um

% <c

atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio,” “grupo heterociclico alcoxi C;-
Cs alquila C|-C¢ em que a fracdo heterociclica tem 2 a 10 atomos de carbono
e 1 a 5 heteroatomos selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de

3% <¢

enxofre € um 4tomo de nitrogénio,” “grupo alquila C,-Cs heterociclico em
que a fragdo heterociclica tem 2 a 10 4tomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio,” ou “grupo alcoxi C;-Cg heterociclico em que a fragdo
heterociclica tem 2 a 10 4tomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
arbitrariamente selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre
e um atomo de nitrogénio,” include tetraidrofurano, tetraidrotiofeno, dioxido
de tetraidrotiofeno, tetraidrotiopirano, didéxido de tetraidrotiopirano, 4,5-
diidroisoxazol, tiofeno, pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol, 1,2.4-
triazol, 1,2,4-oxadiazol, 1,3,4-tiadiazol, piridina, piridazina, pirimidina,
pirazina, 2,3-diidrobenzofurano, 1,3-benzodioxol, benzo-1,4-dioxano,

benzofurano, indol e similares.
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Um grupo de exemplos preferidos do anel heterociclico inclui
4,5-diidroisoxazol, tiofeno, pirazol, oxazol, isoxazol, tiazol, isotiazol, piridina,
pirazina, 1,3-benzodioxol, e benzo-1,4-dioxano. Exemplos mais preferidos do
anel heterociclico incluem tiofeno, isoxazol, piridina, 1,3-benzodioxol, benzo-
1,4-dioxano e similares.

O grupo heterociclico formado do anel heterociclico mostrado
na formula [I] da presente invengdo pode ser preparado em um radical sendo
anexado em qualquer posicdo de um anel heterociclico selecionado. Mesmo
no caso onde o anel heterociclico selecionado é um anel fundido com um anel
de benzeno, em cuja posi¢do o radical formado ndo € limitado a fragdo
heterociclica, e uma posi¢do no anel de benzeno também pode ser
selecionada.

Exemplos especificos preferidos do composto representado
pela formula [I] da presente invengdo serdo mostrados nas seguintes tabelas 1
a tabela 45. Entretanto, o composto da presente invencdo ndo se destina a
limitar estes compostos. Adicionalmente, os numeros do composto serdo
referidos nas seguintes descrigdes.

As seguintes notagdes nas tabelas no presente pedido de
patente representam os respectivos grupos correspondentes indicados a seguir.
Por exemplo,

Me representa um grupo metila,

Et representa um grupo etila,

n-Pr representa um grupo n-propila,

1-Pr representa um grupo isopropila,

c-Pr representa um grupo ciclopropila,

n-Bu representa um grupo n-butila,

s-Bu representa um grupo sec-butila,

1-Bu representa um grupo isobutila,

t-Bu representa um grupo terc-butila,
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c-Bu representa um grupo ciclobutila,

n-Pen representa um grupo n-pentila,

c-Pen representa um grupo ciclopentila,
n-Hex representa um grupo n-hexila,

Ph representa um grupo fenila,

Bn representa um grupo benzila,

“” para R* e R'? implica que eles s3o ndo substituidos,
(4-CDBn representa um grupo 4-clorobenzila,
3,4-(CH,CH,CH,CH,)- representa a seguinte estrutura quimica

em que a posi¢do e a posicdo 4 sdo ligados pelo grupo butileno para formar

um anel:

[Férmula quimica 9]

e 3,4-(OCH,CH,0)- representa a seguinte estrutura quimica
em que a posi¢do 3 e a posicdo 4 s@o similarmente ligadas pelo grupo
etilenodidxi para formar um anel:

[Férmula quimica 10]
/3.0
)
X0
Além disso, com relagdo a A nas tabelas, A-1, A-2, A-3, A-4,

A-5, A-6 e A-7 respectivamente representam os seguintes grupos.
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[Féormula quimica 11]

R3 R3 3 R3
Me R
(i( Me)d Meﬁ 0
0] 0) Mé 0

A-1 A-2 A-3 A4
3 3
Me R Me R
A Me
: O Jj: O
Me Me -
A-6 A-7
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Tabela 1
O
A
CompostoNo.| A xR
I'1 A-1 0O |H
1-2 A-1 0 Me
I-3 A-2 O Me
I4 A-3 O  |Me
I-5 A-4 0 Me
I6 A-b5 18] Me
1-7 A-} O |Et
I-8 A-2 O Et
1-9 A-3 O Et
I-10 A-4 O Et
I-11 A-& L§) Et
12 A-1 0 nPr
I-13 Al O 1-Pr
I-14 Al O c-Pr
I-15 A-1 0 n-Bu
1-16 Al O s-Bu
117 Al 0O |i‘Bu
I-18 Al O t-Bu
I-19 Al O ¢Bu
I-20 A-l o o-Pen
I-23 A-1 O e-Pen
I-22 Al O |oHex
I-23 A-l O  je-Hex
I-24 A1 0 |nCHy,
-25 Al 0 |n-CeHy
I-26 A-l Q n-CaHyy
I-27 A-l O n-CyHyy
128 Al 0 [n-CuHg
I-29 A-1 0 nC;-Hy
1-30 A-1 O |CH.CH=CH,
I-31 A2 o |cH,cH=CH,
I-32 A-3 O CH,CH=CH,
1-33 A-4 0 |CH;CH=CH,
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Tabela 2
CompostoNo.| A X R R r®
I-34 A5 o |[cH.CH=CH, — OH
1-35 A-1 0 |CH.C=CH — OH
1-36 A-2 0 |CH.C=CH - OH
1-37 A3 0 |CH.C=CH - OH
[-38 A4 0 |CH.C=CH - OH
I-39 Ab 0 |cH.C=CH — OH
[-40 A-l 0 [CH,CF, - OH
1’4 1 A‘Z O CH!CF ] — OH
142 A3 O [CH,CF; -~ OH
1-43 A4 O |CH,CF; - OH
I-44 A-B 0 CH.CF; — 0OH
1‘45 A 1 O’ CHzCHgF - OH
1-46 A1 0 |CH.CHCI - OH
1-47 Al 0 |CH,CH.CF;s - OH
1-48 A-1 0 |CH,CH=CCl, - OH
1-49 A-l 0 |CH;OMe - oH
1-50 A-1 O |CHOEt - OH
1-51 A-2 0 |CH,OEt -— OH
1-52 A-8 0 |CH,OEt - OH
I-53 A4 ]| O |CH,0Et — OH
1-54 As5] O |CH,OEt — OH
1-55 A1{ O |CHMe)OMe - OH
I-56 A-1 O CH(MeJOEt - OH
I-57 A-1 O |CH,OPh — OH
I-58 A-1 O |CH,OCH,CHOMe - OH
59 A1 O |CH,OCH,CF, — OH
I-60 A2 0 |CH,OCH,CF, - OH
I-61 A-3 0 |CH,OCH,CF, — OH
1-62 A4 0 |CH,OCH,CF, — OH
I’ 63 A‘ b 0 CHgOCHzCFs - QH
1-64 At 0 |CH(Me)OCH:CF; - OH
I-65 Al 0 CHzOCKz-@ - OH
166 Al o mﬂ»@om;—@ - OH
1-67 Al O |CH,0CH,CH,SO,Me e OH
I-68 Al 0O |CH,0CH,CH,CN — OH
1-69 Al O |CH,0CEOM-Bu — OH
1-70 A1 O [CH,SMe — OH
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Tabela 3
CompostoNo.| A X' R RZ R
I-71 A4 0 {CH.SMe — OH
I-72 A~} O CH.SEt - OH
1-73 A1 0 |CH.S-n-Pr — OH
1-74 A-1 O CH(Me)SMe — OH
I-75 A-1 O |CH(Me)SEL — OH
I-76 A-1 0 |CH(Me)Sn-Pr - OH
I-77 A-1 0 CH,SOMe — OH
I-78 A-1 0 |CH,SOEt — OH
I-79 A-l O CH,SO-n-Pr — OH
1-80 A-1 0O [CH,SO:Me — OH
1-81 A4 0 |CH.SO.Me — OH
I1-82 A-l 0] CH.S0.Et — OH
1'83 A‘ 1 0 CH;‘;SOQ.II‘PX’ —_— OH
1-84 A-1 0 [CHMe)SOMe — OH
1-85 A-1 0 CHEMe)SOEt - OH
I-86 A-1 0o CH(Me)SOy-n-Pr — OH
I-87 A1 O CH,CHOH — OH
I-88 A-1 O CHCH,OMe — OH
1-89 A1 O |CH,CHOEt - OH
1-90 | Al 0 |CH(Me)CH,OMe — OH
91 | A1 0 |CH,CH.SMe - OH
1-92 - A1 0 |{CH:CH:S0:Me — OH
1-93 | A1 0 |CH.,CH,CH,OMe — OH
I-94 Al 0 |CH,C(=O)Me — OH
I-95 A-1 0 |CHiC=O)OMe — OH
1-96 A1 0 |CH,C(=O)OEt - OH
1-97 Al 0 [|CH.C(=Q)0-n-Pr - OH
1-98 A1 0 |CH,C(=0)0-i-Pr - OH
1-99 Al 0 |CH,C(=0)O-t-Bu - OH
1-100 A1 O  |CH,C(=O)NMe, - OH
1-101 Al O CEW:O)"I{?,\O 1851
1-102 Al O |[CH.CN — OH
1-103 Al 0 |CH,CH,CN - OH
1-104 Al O |CH(Me)CH,CN e OH
1-105 A1 0 |CH,;CH,CH,CN - OH
1-106 Al 0 |CH,CH.NO, — OH
1-107 A1 0 |Bn — OH
1-108 A-1 0O |(2-F)Bn — OH
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Tabela 4
CompostoNo. | A x' R B? | R" )
1-109 A-1 0O |(3PBn - OH
I-110 A-1 0 |(4¢PFBn - OH
I-111 A-1 O [(2C)Bn - OH
1-112 A-1 O [(3CDBn - OH
I-113 A-1 0O |(4-CDBn - OH
I-114 A-1 O |[(2-Me)Bn — OH
I-115 A-1 O [(8Me)Bn - OH
1-116 A-1 0O |(4-Me)Bn — OH
1-117 A-1 0 |(2-CFpBn - OH
I-118 A-1 O |(38-CFpBn - OH
1-119 A-1 0 (4-CF3)Bn — OH
1-120 Al 0O |(2-OMe)Bn — OH
121 A-2 O [(2-OMe)Bn — OH
I-122 A-3 O {2-OMe)Bn —_ OoH
1-123 A4 0 (2-OMe)Bn — OH
I-124 | A5 8] {2-OMe)Bn e OH
1-125 A1 O (3-OMe)Bn — OH
1-126 A1 O  [(4-OMe)Bn — OH
[-127 Al 0o [(2,4:(0Me))Bn - OH
I-128 A-l O |{(2,6:(0Me)))Bn - OH
1-129 Al O |(3,5(0OMe))Bn — OH
1-130 Al O |[CHWMe)Ph - OH
1131 A1 o) < — OH
NO
I-132 A2 s 7 — OH
N-O
1-133 A-3 o N — OH
N-O
I-134 A4 o - — OH
N'O i
1135 As| o _,,{\(n} — OH
N- .
136 | Al o —Q} — OH
I-187 Al] © "0302 - OH
r138 | A1l o —@ — oX
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Tabela 5
CompostoNo.| A <t IR R? R®
rizs |ai1| o | —Ca - OH
rio |az| o | —C3 = OH
rir [as3| o | —<3 - OH
14z | Aas| o | 3 - oH
ruz [as| o | <) - OH
rae | a1| o |} ~ OH
Me
ri48 |Aa1| o |—CF - 03 1
-0
) Me
146 | A2| O | - OH
-0
Me
1147 | a3| o |—X - OH
| -0
Me
1148 | A4 © _q - OH
N.
Me
rus | as| o |7 - OH
__CF
riso (a1l o | —C° - oH
N-©C
Me
1-151 Al 0 & - OH
oN
CFy
52 | A1| o # - OH
e E
1158 | A1| O —@ - OH
Me
rise [ar| o |—<CX - OH

&
| @
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Tabela 6
Composto No. A x! ' Ri R? §ikd
155 | A1| o —@ - OH
Me
1-156 A1 0 & — OH
N
Me
rst [ a1| o | K — oH
Mé
S
1-158 Al o ’"(N};( — OH
Mé
| _ N
159 | Aa1| O —<S] ~ OH
N._Me
1160 | a1| o —{'S] - oH
N..-CF3
1-161 Al o —-(sjf - OH
, N A,
162 | A1] © »««—(foj — OH
: Mo
1163 Al o —-QN*I’ - OH
WO
N_TM(’:
ries a1t o XN - OH
Mé
CFy
ri6s | A1| o "<§,§§ — OH
Mé
rie6 | A1| o ——Cs - OH
rie7 | a1| o |~ o - OH
N\
I-168 a1l o |-N © - OH
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Tabela 7
CompostoNo.] A < g Rr? R
169 | a1r| o |-x s -~ OH
N
1-170 A1 0 | -N_ SO - OH
F171 [ A1 | O W - OH
N
ri7z | Aa1]| o ;:/ - oH
L Cl .
1713 | a1| o ;q_/ - OH
Me
174 | A1| O |- N_/ — OH
‘3
ris | A1 O », - OH
Me
e A1) o i;, F - OH
I-177 Al 0 \—/ Cl - OH
178 | Al1| O© ( )Me - OH
N
179 | A1) O | —{ »cF - OH
N
180 | A1 O T )-OMe — OH
cl
8t | Aa1| o ﬁa—" - OH
Me
182 | Al O I\:, - OH
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Tabela 8
CompostoNo. | A X r R* Rr?
CFg
1-183 A-1 0 Wan - OH
N Y
. OMe
risa | Aa1| o _(j — oH
N7
I-185 Al o - - OH
~
1186 Al o A 2Ci - OH
N
187 | Al1| O —Qm - OH
1-188 A-l 8] ‘Q'CF 8 - OH
riss | A1| O —Q—OMe - oH
1190 A2| o \—1\3" Me - OH
1,1 | A3| o \; OMe - OH
riez | aa| o |—C oM - OH
N
rie3 | as| o —Q—om - OH
rioa a1 o | - OH
N=
res |a1| o | —< } - OH
N
N=
1196 Al o | '*1‘\1} - OH
| CFy
- OMe
Ne=
I-197 A1l O —%} - OH
: OMe
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Tabela 9
CompostoNo.| A x'  |r R® R?
OM
. = °
I19 . | -
8 | A1) o© 4 OH
OMe
=N
riss |Aa1| o < - OH
| N""} |
NH,
_..<Nt<
I-2 Al - OH
00 o TR
NH,
1-201 Al{ O —C@ - OH
1-202 Al{ © O 0 - OH
; . P
203 | A2] o | 0 - OH
A
1-204 A3 o 2 - OH
1206 | A4 © 0 - oH
3
r206 | A5 | O .% - OH
207 | A1] O —QO - OH
o LY
F
o
208 | A1{| O Me — OH
Me
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Tabela 10

CompostoNo.] A | X' |Rr! R R®
1209 | A1| O 0: - OH

_ O_F
1210 A1l © -,Z<FF - OH

O—-5

F

re11 | A1] o CH2~(Oj - OH

Me
21z | Aa1| o CHz-ng - OH
Me e
I-213 A1 o] CH,~ I - OH
1-214 Al o |NH, - OH
1-215 Al 0 |NHMe - OH
1-216 Al 0 |NMe, - OH
1-217 Al O |[OMe - OH
1-218 Al 0 |OEs ~ OH
1219 Al 0 [Me 5-F OH
1-220 Al O [Me 6-F OH
[-221 Al O |Me TF OH
I-222 Al 0 [Me 8F OH
I-228 Al 0 |Me 5-Cl OH
I-224 Al ¢ |CH.CH,OMe 5-Ct OH
1-225 Al 0 [Me 6-Cl OH
1-226 Al1| O |CHCH,0Me 6-Cl OH
1-227 A1) O [|Me 7-C1 OH
I-228 A1] O |CHCH,OMe 7-Cl OH
I-229 Al 0 |Me 8-Cl OH
-230 A-l 0 |CH;CH.OMe 8-Cl OH
1-232 A-l 0 |Me 7-Me OH
1-283 Al| O [Me 6-CF, OH
1-234 Al 0 [Me 7-CFs OH
I-235 Al| O [Me 6-OH OH
1-236 Al 0 |Me 7-0H OH
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Tabela 11
CompostoNo.| A X' Ir! R? RS
1-237 A-1 0O |Me 6-OMe OH
1-238 A-l 0 [Me 7-OMe OH
1-239 A-l 0 [Me 6-0CF, OH
1-240 A-l O |Me 7-OCF, OH
I-241 A-l 0 [Me 5-SMe OH
[-242 Al 0 [Me 6-SMe OH
1-243 A-1 O Me 7-SMe OH
I-244 A-1 0 |Me 8-SMe |OH
1-245 A-1 0 |Me SO Me OH
I-246 Al 0 |Me 6-SO;Me [OH
1-247 A1 0 [Me 7-SO,Me |OH
I-248 Al QO [Me 8-50;Me OH
1-249 Al 0 [Me 6-NO, OH
I-250 Al 0 [Me 7-NO, OH
1-251 Al 0 [Me 6-NH, OH
I-252 Al 0 [Me 7-NH, OH
1-258 Al 0 [Me 7-CN OH
I-254 Al 0 Me 6,7-Cl, OH
I-265 A1 0 [Me 6,7-Me, OH
1-256 A-l 5 Me - OH
1-257 A4 0 |[Me - S(n-Hex)
1-258 A4 O (Me — SO(n-Hex)
1-259 A4 0 |Me - SOx(n-Hex)
1-260 A4 0 [Me - SPh
I-261 A-4 0 [Me - SOPh
1-262 A4 0 |Me - SO.Ph
1-263 A-1 0 - OH
; ,
1-264 Al 0O - OH
t-Bu
1265 | A1| O —(;‘g —~ oH
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Tabela 12
CompostoNo.] A | X' Y R? R?
Me
reee | A1| o —{;‘; - OH
“Me
CF
reer | A1| o |—CX - oH
N “Me
N._CF3 '
I-268 A1 o —(Gjr - OH
S
1269 | A1| O “‘}J - OH
o _Me
Izio | A1) o _<\S‘|f - OH
reri (a1 o ;:; Br - oH
Me_
1-272 Al] O e ) - OH
N
1-273 Al 0 ——ﬂm - OH
N=N
N NHEt
1-274 Al o0 | ¢ #N - OH
N
NHi-Pr
g
I-275 Al 0 ﬁg — OH
N VVVVV
Mé O
1276 | Al| © Me - OH
et
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Tabela 13
lcompostoNo] A xt |r! R® R®
277 | A1) O 0 - OH
=
1-278 Al O  |NMe)C(=0)0t-Bu - loH
1279 | A1| o \ 7 Me 5F oH
1280 | A1| O |Bn 6F OH
v Me
1-281 Al|l o —q 6-F OH
N.
1282 | Al1] O [Me 5-CH,0Me OH
1-283 Al 0 ﬂoue 5,7°F, OH
N
128¢ | A1| O (" >Me 7-C1 OH
~
1285 | A1]| O |CHgoPr — OH
1-286 Al 0 [|CHyoBu - 0"
1287 | A1| O |[CH;cPen ~ OH
1-288 A-l 0 CHOcFen — OH
1289 | Al O |CH,CH,NH, - OH
1200 | A1| © |CH,CH,NHE: - OH
1291 | A1| © |CH,CH,NMe, - OH
292 | A1 | O |CH,CH,NEt, - OH
1293 | A1| O |CH,CH,CHO - OH
P r
294 | Al| © CHQQ' - OH
Cl o
295 | Al1| © 0H2<i‘ - OH
296 | A1| O |CH,0CH;cPr - OH
1207 | A1 o |cHSPh - OH
1208 | Aa1| o |cHeH0¢ —~ OH
D=




86

Tabela 14

Icomposto No| A xt |g! R ”e
1299 | A1 O |CH,SCH,CF, - OH
1-300 Al O |CH,SOCH,CF, - OH
1-301 Al 0 |CH,SO,CH,CF, — OH
1-302 Al 0 |CH,0CH,Ph - OH
1-303 A1 0 |CH,S0PA — OH
1-304 A-1 O |CH,S0,Ph - OH
1-305 A1 O CHOCH,CH,SMe - OH
1-306 Al 0 |CH,0CH,CH,SOMe - OH
I-307 A1l O |CH,CH,CH(OED, — OH
1-308 A-1 0 |CH,C(Me)=NOMe — OH
1-309 Al O |CH,CH,ON=CMe, - OH
I-310 Al 0 [Me 7-CB=CMe, OH
I-311 A-1 0 [Me 7-C=CMe OH
1-312 A-1 O [Me 7-CHy¢-Pr OH
1-313 Al 0 [Me 7-C(Me)=CF, OH
1-314 Al 0 [Me 7 _Q»F OH
1-315 Al 0 [Me 7-O-¢-Pr OH
, ] F
1-316 Al 0 [Me 7 cH, _F OH
1-317 A-1 0 |Me 7-OCH;-c'Pr OH
1-318 A-l 0 |Me 7-OCH,OMe OH
1-319 Al 0 |Me 7-0C(=0)Me OH
1-320 Al 0 |Me 7-SOMe OH
1-821 Al 0 |Me 7-SCF, OH
1-322 Al 0 [Me 7-SOCH,CF, |OH
1-823 Al 0 |Me 7-80,CH.CF; |OH
1-324 A-1 0 [|Me 7-NMe, OH
1325 | Al 0 |Me 7-NHC=O)Me |[OH
1326 | A1 0 |Me 7-CH,OH OH
1927 | Al1| O [Me 7-CH(OE), OH
1-328 | A-1 o [Me 7-CH,SMe OH
1329 | A1 o |Me 7-CH,SOMe oH
1-330 Al 0 |Me 7-CH,80,Me OH
1-331 Al o [Me 7-CH,SCHF, OH
1-332 Al 0 [Me 7-CH,SOCHF, |OH
1-333 Al 0 [Me 7-CH,SO,CHF, |OH
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Tabela 15
‘Cbmposto Nol A x! |y R? - Rﬁ‘
1-334 A1 o IMe 7-CH,CN OH
1-335 A-1 0 |Me 7-C(Me)=NOMe |OH
1-336 A-1 0 |Ma 7-C(=0)NH, 0H
1337 | a1| O [Me 7- -N/j OH
N*
1338 | A1 0 |CH,O0CH,Ph(2-F) - 18) ¢4
1-339 At 0 |CH,OCH,Ph(z-CD
I-340 Al 0 |CH,OCH,Ph{(2-NO,) - OH
1-341 A1 0 |CH,0CH,FPh(Z-CN) - OH
I-342 Al 0 |CH,OCH,Ph{2-Me} - OH
I-343 Al 0 |CH,OCH,PK(2-CF, - OH
1-344 Al 0 |CH,0CH,Ph(2-OMe) - OH
1-345 Al O |CH,OCH,Ph(2-0OCFy — OH
1-346 A1 0 |CH,OCH,Ph(2-SMe) - OH
1-347 Al 0 |CH,OCH,Ph(2-S0,Me) — OH
1-348 Al O |CB,OCH,Ph(2-SCFy - OH
I-349 Al O |CH,OCH,Ph(2-CO,Me) — OH
1-350 A1 0 |CH,OCH,Ph(2-COMe) - OH
I-851 Al 0 [(2'NOYBn - OH
1-352 Al 0 |(2-CN)Bn — 'OH
I-353 Al 0O |(3-SMe)Bn - OH
I-354 Al 0 |(3-80,Me)Bn - OH
355 | A1 | O [(8-8CFy)Bu - OH
[-356 Al 0 [(3-CO;Me)Bn — OH
I-357 Al O [(3-COMe)Bn — OH
[-358 Al 0 [3-OMe)Bn - OH
[-359 A1 0 _(/}Ng e OH
_ 2
N
1360 | A1| © J}—GN {— OH
N=
861 | A1)l O 8 ~ OH
N=
1-362 | A1 (o] QSMe - OH
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Tabela 16
Composto NoJ & T x [n R R?
1363 | A1l O |Et 5-Cl OH
I-364 Al1| O |oBu 5-Cl OH
1365 | Al1] O —(}Me 5F OH
N
1-366 A1 0 ;:; Me 5-Cl OH
367 |A1| O -Q'Me 5-Me OH
1368 | A1| © —Qm’e 7-Me OH
1-369 Al 0 —Qm 7-CF; OH
1-370 All O \? Me 7-OMe OH
471 | A1| O 6F OH
372 | A1 0 6-CF, OH
3713 | A1| © - OH
374 (A1l o 5F OH
1375 | A1)l © 5-Cl OH
, =N
1376 | A1) © C 3 Me 5-Me OH
NI
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Tabela 17
ICompostoNo] A xR RZ R3
1-377 Al 0 (‘ . 7-Me OH
8 Me v
Nf
g . =N . -
1-378 A1 o { Mo 7-OMe OH
N
1-379 Al 's) —QOMe 5-Cl OH
N.
I-380 Al 0 -~ l - OH
8" "Me
¥
rs81 | A1l o @ | - OH
0
O
1-382 Al 0 - OH
0
Me
1-383 A1 0 Py - OH
s
/ 0
1-384 A1 0 . | ] - OH
N0
385 | A1| © QGMB 5-Me OH
| ~{ »~OMe
1-386 A-l o LN 5Br OH
| A _)r-OMe
1-387 A-l o TMe OH
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Tabela 18

Compostobo] A | X' [R! R? R
\—-1 OMe '

1388 | A1| © N 7-OMe OH

1388 | A1] © —{ -ome - OH
N-N

1350 | A1l o " -oMe 5F oH
N-N

391 | A1| O " >0Me 5-Cl OH
N-N

1392 | A1{ © T OMe 5-Me OH

1898 | a1l © < >-0Me 7-Me OH
N-N

394 | A1] © — >-OMe 7-OMe oH
NN
0 ,M;e

1885 | A1| O N - oH
\ /) CF,
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Tabela 19
0o x! ié R
AN -
N 8
mRZ
5N
CompostoNo.| A | x! [R® R’ R®
N1 A1) o |- - OH
-2 A2 O |- - OH
II-3 A3| O |- - OH
154 Adl O |- - OH
15 As] O |- - OH
-6 Al] O |zF - OH
-7 A1l O [3F - OH
-8 Al] O laF - OH
-9 A1l o |z - OH
u-10 A4 O j2Cl - OH
11 Al]| O |3cl — OH
I-12 A4 ] 0 {3C1 - OH
I-13 Al1]| 0 j4+01 — OH
-14 A4 0 la01 - OH
o-16 As | 0 |40 - OH
H-16 Al| O {2Br — OH
II-17 A1l O {3-Br — OH
o-18 | Al O |4Br - OH
n-19 | A1| O [2-Me - OH
o-20 Al| O |3Me - OH
I-21 Al| O |[4Me - OH
II-22 A1l O [2Et —~ OH
II-23 Al] O |3Et - OH
II-24 Al O |4Et — oH
25 A1) O 12-2-Pr — OH
II-26 At ]l O {3aPr — OH
1127 Al1] O 40 Pr — OB
1I-28 Al O |2iPr - ou
11-29 A1} O |3iPr - OH
11-30 A1l O l4Pr — OH
i-31 Al O |2¢Pr — OH
-32 Al| O |3cPr - OH
11-33 Al| O |4¢Pr — OH
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Tabela 20
CompostoNo.| A | x! [gi* R? R
II-34 Al1| O |2CF - OH
11-35 A2 | O |2:CFs - OH
I-36 A3] O |2:CFy — OH
-37 A4 | O |2CFs - OH
1I-38 A5 | O |2-CF, - OH
II-39 A-1| O |3-CF,4 - OH
11-40 A2| O [sCFs - OH
11-41 A3 O |3CF, — OH
II-42 A4 | O |3-CR - OH
11-43 A5 | O |3CFs - OH
m-44 A1| O [4-CF, - OH
H-45 A2 | O |4-CRy - OH
11-46 A3 | O |4CF - OH
11-47 A4 | O |4-CFy — OH
I-48 A5 | O |4CF - OH
11-49 A-1| O |2-0H - OH
-50 A1| O |3OH — OH
1I-51 A1} O |aOH - OH
1152 A1 O |2-0Me — OH
II-53 A2] O |2-0Me — OH
II-54 A3]| O |20Me - OH
11-55 A4] O [2:0Me — OH
II-56 A5 ] O |2-0Me - OH
157 | A1| O [3-OMe - OH
s | A2| O [3-OMe — OH
II-59 A-3]| O [3-OMe - OH
11-60 A4]| O |3-OMe - O
-1 a5 ] O {3-OMe - OH
11-62 A1] O [4OMe - OH
I-63 Az!| O |[140Me - OH
-64 A3] O |40Me - OH
I1-65 A4] O |[40Me - OH
I-66 A5 ] O |4OMe - OH
n-67 Al| O |20Et - OH
11-68 A1l O [3-0Et - OH
11-69 Al] O |4OEt — OH
1I-70 Al| O |220-n-Pr — OH
I-71 Al] O [30nPr - OH
H-72 A1) O |[40nPr - OH
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Tabela 21
CompostoNo.} A x* IR® - R R®
1I-73 Al O [2:04Pr - OH
11-74 A1 0 |3-0-i-Pr - OH
-75 A1 0O 14-0-1-Pr - OH
I-76 Al] O [20¢Pr - OH
-77 Al| O |30cPr - OH
I-78 Al 0O |4-0¢Pr - OH
-79 Al 0O |2-O0CH.,CH=CH, - OH
II-80 A-1 O [|3-OCH.CH=CH, - OH
I-81 A-1 O |4-OCH:CH=CH, - OH
H-82 A-1 O |2-OCHC=CH - OH
II-83 Al O |3-0CHC=CH — OH
-84 A1l 0 140OCH.C=CH — OH
H-85 A1 | O |2-OCHF, - oH
11-86 A2 | O [2-OCHF; - OH
11-87 A3 | O [2-OCHF: - OH
II-88 A4} O [270OCHF,; - OH
11-89 A-8 | O [2-OCHFI, — OH
H-90 A-1 QO |3-OCHF, — OH
191 A2 O |[3-OCHF; - OH
n-92 A-3 | O |3-OCHF, - OH
1-93 A4 | O [3-OCHF; — OH
1I-94 A-5 O 13-0CHF, - OH
II-95 Al ¢ |4-OCHF, - OH
Ii-96 A-2 O {4-OCHF, — OH
I¥-97 A-3 QO |[4-OCHF, — OH
11-98 A4 | O [4-OCHF, - OH
11-95 A5 O |4-0CHER, - OH
II-100 Al 0 |2-0CF;s — 0OH
1I-101 Al O |3-OCF, - 18151
TI-102 A-2 | O [3-OCF, — OH
11-103 A3 O |3-OCF; — OH
II-104 A4 ] O [30CF,; - OH
11-105 A6 ] O [3-OCFs — OH
11-106 Al] O [40CF; - OH
11-107 A2 O [4-0OCFy e oH
II-108 | A3 O [40CF; — OR
I1-109 A4 O [40CKH, — OH
HI-110 A5 ] O [40OCF, — OH
II-111 | A1 | O |2-OCH,CH,OMe ~ OH




Tabela 22

94

ComposteNo.|] A | x* |R™ r® R®
1E112 A-1l] O |3-OCH;CH;OMe - OH
1I-113 A1 ] O |4-OCH;CH,OMe - OH
11-114 Al]| O 2—OCH2-Q - OH
mis | A1 o 3-00112@ - oH
m1e | A1 o 4—001{2@ - OH
I-117 Al | O |2:0CEOMe - OH
11-118 Al ] O |3-0CEOMe — (83:1
II-119 Al ]| O [|3-0CEOMe — OoH
1I-120 A-1| O |2-5Me — OH
1121 A1} O |3-8Me — OH
1i-122 A-l| O |45Me — OH
11-123 Al| O |2-80:Me - OH
I-124 | A1 | O |880:Me - OH
1I-126 811 O |480,Me - OH
II-126 Al | O [|2-8CF; - OH
II-127 Al | O [3-8CFy - OH
1r-128 Al ] O |4-SCFs — oH
i-129 Al| O |2°NO, - OH
I-130 A1 | O |3-NO, — OH
H-131 A1 | O |4NQ, — OH
I-132 A1 | O |2-NH, — OH
H-133 A1 | O [3-NH; - OH
II-134 A-1| O |4NH; - OH
11-135 Al]|l O |2CN - OH
II-186 Al | O |3CN — oH
II-137 A-r] O |4CN - oH
If-138 Al ] O |2-C=0)Me —_ OH
Ir-139 A-1 | O {3-C=0)Me — OH
11-140 A-1 | O 4-CEOMe - OH
TI-141 A-l1| O [2-C=0)0H - OH
II-142 A1 ]| O [3-C(=0)OH - OH
11-143 A1 ] O |4-C=O)OH - OH
iI-144 A1l O 2-C(=0)OMe - CH
11-145 A1 ] O [3-C=0)OMe — OH
I-146 Al O [4-CEOYOMe — OH




Tabela 23

95

CompostoNo.| A | X' [R®? R® R®
11147 A1] O |2-CH,OMe — OH
II-148 A1 ]| O {3-CH;OMe - OH
I-'149 | A1 | O [4CH,OMe - OH
1150 | A1 | O {2,3F: - OH
-151 A1}] O [24F - OH
-152 Al O [25F, - OH
I1-153 A1l O |2,6F, “— OH
11-164 Al] O |34F. — OH
T-165 A1 O |35F - OH
I-1656 A1 O [23CL - OH
1-157 Al1] O |24CL - OH
0-158 | A1 | O |2,6Ck — OH
I-159 A1) O |28CL - OH
11-160 A1) O [34CL - oH
11-161 A1)l O |35CL - OH
o-162 A1]| O |2F, 3-OMe - OH
11-163 Al] O |2Cl 3-OMe - OH
11-164 | A'1| O |2-Me, 3-OMe - OH
I-165 A1 O |2,8(0Me) - OH
I-166 A1) O [3-OMe, 4F - OH
1I-167 A1] O |3-OMe, 4-Cl - OH
11-168 A1 ] O [3-OMe, 4-Me - OH
1-169 A1}] O |34(0Me), - OH
I-170 A1 ]| O |3-OMe, 5F - OH
II-171 Al]| O [3-OMe, 5-Cl - OH
1E-172 A1 | O [3-OMe, 5-Me — OH
II-173 A1) O [8,5(0Me) - OH
-174 Al1]| O [2F, 4-OMe - OH
n-175 A1l O |2-ClL 4-OMe - OH
1-176 A1 | O [2-Me, 40Me — OH
-177 Al O [24(0Me), — OH
11-178 Al | O [3F, 4-OMe — OH
1-179 A-1] O [30C) 40Me — OH
11-180 Al| O {3Me 4OMe - OH
11-181 Al | O |2F, 5-OMe - OH
0-182 A1) O |2-Cl, 5-0Me —_ |OH
11-183 A'l} O |2Me, 5-OMe - OH
1-184 Al | O |256(0Me), - OH
1-185 Al| O [34,5(0Me); — OH
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Tabela 24

CompostoMo.| A x! |rY r? r?
n-186 | A1 O |4OMe 5F OH
1187 | A'1| O [4OMe 6F OH
1-188 Al| O |40OMe 7F OH
[i-189 Al] O |40Me 8F OH
11-190 Al| O |- 5-Cl OH
II-191 Al| o |- 6-Cl OH
-192 Al O |- 7-Cl OH
11-193 A1) O |- 8-Cl OH
I-194 A1l O |4-OMe 5-Cl OH
11-195 A1| O |4-OMe 6-Cl OH
11-196 A1} O |4-OMe 7-Cl OH
1-197 A1} O |40Me 8-Cl OH
11-198 A1l 8§ - — OH
11-199 A4 O |- — S(n-Hex)
II-200 A4 O |- - SO(n-Hex)
m-201 | A4] O |- — SO,(n-Hex)
1-202 A4] O |~ —_ SPh
1-203 Ad4] O |- - SOPh
11-204 A4] O |- — SO, Ph
I1-205 | A'1| O |4OCH,CN - OH
I-208 A1}l O |30CH;¢Pr — OH
-207 | A1 | O |3-OCH,CFy — OH
II-208 Al| O |4OCHz;cPr - OH
-209 A"l O 4'0‘3}120?3 - OH
o-210 Al| O |4NMe, o OH
In-211 A1l O |8,4Me; - OH
212 Al| O |2F 4Me — OH
1I-213 A1} O |3F 4Me - OH
214 Al] O |3Me 4F - OH
1-215 Al] O |2:CL 4Me — OH
I-216 A1l O [3CL4Me - OH
I-217 A1 | O |3-OEt, 4-OMe — OH
I-218 A1l O 234(0OMe); - OH
-219 A1| O |25F, 40Me - OH
11-220 A1 O [35F, 40Me - OH
n-221 A1l O [35Cl,40Me — OH
11-222 A1 | O |34(CH;CH;CHY- - OH
223 | Al | O |34(CH,CH;CH,CHy- - OH
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Tabela 25
CompostoNo.] A | x' |RY - R R®
11224 A1} O |8,4(CH;OCHY- - OH
225 A-11 O [3,4-(OCH,;0) 7P OH
1[-228 A1 | O |2,3-(OCHyCH:0) - OH
I1-227 A2 | O |3,4-(OCH;CH;0)- - OH
11-228 A-3 | O [3,4(0CH:CH.0)- — OH
11-229 A6 | O }3,4-(0CH.,CH,0) - OH
I-230 A7l O [8,4(QCH,CH0)- - OH
11-231 A-1 | O ]3,4-(OCH.CH(Me)O)- - OH
1i-232 A1l O |3,4-(OCH,CH,CH,0)- — OH
11-233 Al O |- 5F OH
Ii-234 A1l O ]|3,4,5(0Me); 5F OH
1I-235 Al ] O |85F. 40Me 5F 'OH
1E-236 A1} O ]3,4(OCCH;CHO) 5-F OH
11237 A-1] O |- 6-F OH
11-238 A1 ] O [3,4,6-(OMe)y 6F OH
11-239 A1] O |34(0CH,0) 6-F OH
11-240 A-1 ] O |3.4(OCH;CH:0}- 6-F OH
1I-241 Al] O |— 7-F OH
11-242 A-1] O |8,4(OCH:CHO)- 7-F OH
11-243 Al1] O |- 8F OH
I1-244 A1) O |- 5-Me OH
I1-245 A1 ]| O |4OMe 5-Me OH
I1-246 Al O 4-CMe 6-Me OB
11-247 A1] O [40Me 7-Me OH
11-248 A1 ] O [|3,5F; 4-OMe 7-Me OH
11-249 At O |- 6-CFy OH
11-260 A1} O |— 6-OMe OH
-261 A1} O [4-OMe 6-OMe OH
11-262 A1l O |— 7-OMe OH
11-263 Al | O |[40Me 7-OMe OH
11-254 Al { O |25F;: 40Me 7-OMe OH
11-255 Al O |3,5-F; 4-OMe 7-OMe OH
H-256 Al O |— 8-OMe OH
11-257 A1]| O [4-OMe 8-OMe OH
11-258 A-1] O |4OMe 5,6°Fg OH
11-269 A1] O [4+OMe 5,7F; OH
11-260 A1} O |- 6,7 Fp OH
1I-261 A1l O |— 6,8-F; OH
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Tabela 26
CompostoNo.}] A X! [R12 RZ RS
11-262 A-1] O [40Me 5,7-Cl, OH
n263 | A1} O |[4¢OMe 6-F, 7-OMe OH
11-264 A1)l O |- 7-¢Pr OH
11-265 A1l O |- 7-OCH,CH=CH,; |OH
266 | A1] O |- 7-OCH,C=CH  |OH
ir-267 A1} O |— 7-NHMe OH
I1-268 Al] O |~ 7-C{=0)H 10]:1
m269 | a1l o |- 6-C(=0)Me OH
270 { A1} O |- 7-C(=0)OH OH
I-271 Al|l O |— 7-C(=0)OMe OH
272 | A1) O |~ 7-C(=0)OEt OH
m2713 | a1l o |- 7-C(=0)NHNe OH
1-274 A1) o |~ 7-C(=0)NMe, OH
II-275 Al] O |- 6,7-(0CH.CH,0)- |OH
11-276 Al] O |- 6,7-(0CH;0)- OH
I1-277 Al1] O [40Me 6,7-(0CH,CH,0)- |OH
11-278 Al] O |40Me 6,7 (0CH;0)- OH
II-279 A1 | O 12-CONHMe — OH
11-280 Al | O [2-CONMe, — OH
11-281 A1 ] O [2-NHCOMe — OH
11-282 A1l O |4CHyePr - OH
11-283 A1 | O |4-CH=CH, - OH
11-284 Al | O |4-C=CMe - o
11-285 Al { O |8-CH=CF. - OH
11-286 A1 O |3 ___34- - oH
. _ F
11-287 At | O |4 c, _d——F - OH
11-288 A1]| O |4-CH,OH — OH
I1-289 A1 { O |4-CH,SMe - OH
11290 | A'1| O |4-CH,S0Me —_ OH
11-291 A-1] O |4CH,S0,Me - OH
1-292 | A1 | O [4-CH,SCHF, - OH
11-293 A-1| O [4-CH,SOCHF, — OH
11-294 A-1]| O [4-CH,80,CHF, — OH
1-295 | A1 ] O |4 CH,CN — OH
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Tabela 27
CompostoNo.| A | X' |R* R? R®
296 | A1) O [4NHMe ~ OH
m-297 | A1 | O |4-OCH,OCH,CF, - OH
I1-298 | A1 | O [|4-C(Me)=NOMe - OH
299 | A1| O [2-CONH, - OH
m300 | A1] 0 |4 -N _ - OH
1-301 | A1| O |3F, 40Me 5-Cl OH
II-302 Al O [40Me 56,8 Fy, TOMe |OH
1303 | Al] O |- 7-CFy OH
304 | Al] O |4F 7-OMe OH
1-305 | A'1| O |4-OCHF, 7-OMe OH
I1-306 | A1| O [4-Me 7-OMe OH
m-307 | A1| O |[4-OMe 5-Br OH
IM-308 | A1]| O |4-OMe 5-CN OH
IM-309 | A1| O |[4OMe 5-CFyg OH
1310 | A1 | O [2356F, 4+0Me — OH
1311 | A1 | O |4Me 5-Cl OH
11812 | A1 | O |3F, 4Me 5-Cl OH
11313 | A1 O |2F 40Me 5-Cl OH
11-314 Al] O |8F 6-F OH
n-315 | A'1] O |3Me 6F OH
1I-316 | Al | O |3F 40Me 5-Me OH
317 | A1]| O [4F 5F OH
0318 | Al| O |4F 5-Cl OH
11-319 | A1] O [4F 5-Me OH
1I-320 | A1} O [4-OCHF, 5F OH
11-321 | A-1] O |4-OCHF, 5-Cl OH
11-322 | A-1] O |4-OCHF, 5-Me OH
11-328 | A1l O |3F 40Et - OH
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Tabela 28
0 1 /RI
N_A
I ___R2
8§ 6
7
CompostoNo.| A | X'|R? Rr2 |Rr®
HI-1 A1} O H - OH
II-2 A1 | O |Me - OH
Ii1I-3 A-21 O Me - OH
111-4 A3 | O Me - OH
I71-s5 A4 ] O |Me - OH
111-6 A5 ] O Me — OH
m-7 | A1] 0Bt - OH
113-8 A2 OBt - OH
nI-s A3 O |Et — OH
IiI-10 A-4 ] O |E¢t - OH
HI-11 A5 | O |Et o OH
IIr-12 Al] O |nPr — 0OH
HI-13 Al | O Pr - OH
114 A-1 | O jePr - OH
II-15 Al O |InBa - OH
II-16 A-1] O |s‘Bu - OH
1r-17 A-1] O }i-Bu - OH
HII-18 A-11 O [tBa - OH
H-19 A1} OleBu — OB
1-20 A-1{ O n'Pen - OH
21 A1t O lePen - OH
Hi-22 A1 ] O in"Hex . (OH
II1-23 A-1 ] O leHex - OH
II1-24 A-1] 0O :n'C'*:H;{; o OH
1ii-26 A1 | O [nCgHyy - OH
I11-26 A-1 4] 'n'Cngg - OH
i-27 A1 ] O {pCisHany - OH
i-28 A1} O {nC Hay — 0OH
II¥-29 Al O n'clegs - OH
1I-30 A-1 | O |CH,CH=CH, — OH
1I-31 A-2 | O |CH;CH=CH, . OH
111-32 A3 | O |CH,CH=CH, - OB
1i1-33 A-4 | O |CH,CH=CH, — OH
111-34 A-5 | O {CH,CH=CH, - OH
II1-35 A-1 | O |[CH,C=CH - OH
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Tabela 29
CompostoNo.| A | x'|r? - R® Rr?
III-36 A2 O |[CHC=CH - OH
IH-37 A-3| O [CH,C=CH — OH
mr-38 | A4 | o |CH,c=CH - OH
II1-39 A5 | O |[CH;C=CH - OH
IIE-40 A-1 | O |[CH:CFg - OH
II-41 A2 | O |CH,CF, - OH
[II-42 A-3 | O |CH,CF; - OH
II-43 A-4 | O |CH,CF, - OH
I1-44 A-5 § O [CH,CKF; -— OH
II1-46 A-1 | O |CH,CH,F - OH
Ii1-46 A-1 | O |[CH,CH.Cl - OH
I1¥-47 A1} O |CH,CH,CF, ~—~ OH
11148 A-1 | O |CHCH=CCI, — (8}:1
YI1-49 A-1 7 O |CH,OMe - DH
JiI-50 A-1 i O |CH,OEt - OH
-1 A-2 i O |CH,OEt - OH
111-52 A3 ] O |CH.,OEt — OH
1i¥-53 A4 | O |CHOEt - OH
111-54 A-5 | O |CHOEt — OH
III-55 A1 | O |CH(Me)OMe - OH
IiI-56 Al | O [CHMe)OEL - OH
III-57 A-1 | O |[CH.OPh - OH
II-58 A1 ] O |CH,O0CH,CH.OMe —_ OH
HI’SO A'2 O CH;OCHzCFs - OH
HI-61 A-3 1 O ICH,OCH,CF, - OH
II-62 A4 | O ICH,OCH:CF; — OH
HnI-e3 A-5 | O |CH,OCH,CF, — 0OH
I-64 A-1 | O |CHMe)OCH,CF, - OH
mes |4a1lo0 CHzOCHz‘(Oj - OH
O
1I1-66 Al1}O CH(MeJOCHg—(J — OH
11¥-67 A-1 1 O |CH,0CH,CH,S50Me - OH
I11-68 A-1 | O |CH,OCH,CH,CN - OH
111-69 A-1 ] O |CH,O0CE=0)t-Bu - OH
n1-70 A-1 | O |[CH,SMe - OH
m1-71 A-4 | O |CH,SMe _ OH
72 | A1 | O |CH,SEt - OH
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Tabela 30
CompostoNo.| A | X'IR' Rr? Rr?
78 | A1{ O |CH,SnPr - OH
174 | A1 | O |CHMe)SMe E OH
II1-75 A-1 | O [CH(Me)SEL — OH
11-76 A1 ]| O |CH(Me)S-n-Pr - OH
m-77 | A-1 | O {CH;SOMe - OH
O1-78 | A-1 | O |CH,SOEt - OH
111-79 A-1 | O ICH;SOn-Pr — OH
TII-80 A-1 | O [CH,S0:Me — OH
1I1-81 A-4 | O |CH.80:Me - OH
nr-82 A-1 | O |CH,SO.EL - OH
II-83 A-1 | O |CH,80:n-Pr - OH
IH-84 A-1 | O |[CHMe)SOMe - OH
111-85 A1 | O |[CHMe)SOEt — OH
if1-86 A-1 | O |CHMe)SOyn-Pr - OH
II-87 A-1 i O |CH.CH,O0H — OH
1I1-88 A-1 | O |CH,CH,O0Me - OH
iI-89 A-1 | O |CH,CH,OEt — OH
II-90 A-1 1 O |[CH(Me)CH,OMe — OH
191 A-1 | O |CH,CH,SMe — OH
I1-92 A-1 | O |[CH,CH,SO:Me - OH
HI-93 A-1 | O |CH,CH,CH,OMe — OH
II1-94 A-1 | O [CH,C(E=0)Me — OH
1-96 A-1 | O |[CH;C(=0)OMe — OH
111-96 A-1 | O [CH,C(=C)OEt — OH
111-97 A-1 | O [CH,C=0)0n-Pr - OH
I-98 A-1 | O [CH.CE=0)0i-Pr — OH
I-99 A-1 | O |CH,C(=0)0t-Bu — OH
1100 | A1 | O |CH,C(=0)NMe, - OH
nrio1 | Al 0 lomo0-N b - oH
11102 | A1 | O |[CHCN - OH
II1-103 A-1 | O |CH,CH,CN - OH
111-104 | A-1 | O [CH(Me)CH,CN - OH
$11-105 A-1 | O |CHCH,CH,CN — {OH
IE-106 A-1 | O |CH;CH;NO, - OH
HI-107 | A1} O [Bn - OH
III-108 A-1 ! O [(2-F)Bn - OH
II-109 A-1} O |{(3FBn — OH
I1-110 A-1} O [{(4-F)Bn - OH
ImI-111 A1} O [(2CDBn - OH
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Tabela 31

compostoNo.| A | X’ [R' R R®
0I-112 | A-1| O |(3-CDBn — OH
HI-113 | A1 | O |[(4*CDBn - OH
III-114 A-1 | O |[(2"Me)Bn - OH
i-115 A-1 | O |(3-Me)Bn — OH
II-116 | AL | O [(4-Me)Bn - OH
o117 A-1 | O |{(2-CFyBn — OH
-118 | A-1 | O [(3-CFBn — OH
1I1-119 A-1| O |(4-CF9Bn — 'OH
111-120 A-1 | O {(2-OMe)Bn — OH
If-121 A-2 | O [{2-OMe)Bn — OCH
1H-122 A-3 | O |[(2-OMe)Bn — OH
TI-123 A-4 | O {2-OMe)Bn — OH
11-124 A-5 | O |[{2-OMe)Bn — OH
I1-125 A-1 | O |[{(3-:OMe)Bn — OH
IT1-126 A-1 | O |[{4-OMe)Bn — OH
I1-127 A-1 | O |[2,4-(OMe)y)Bn — OH
I1-128 A1 ]| O [(2,6-(OMe))Bn - OH
111-129 A-1 | O [(3,6-(OMe)g)Bn — OH
111-130 A-1 | O [CH(Me)Ph — OH
ms1 | A1|o| — ) - oH

, NO

msz | Az |0 —3 - oH
iz | 43| 0] —~ 3 - oH
urise | as|o| <3 —~ OH
ur-13s | A6 |0 -(»i:_{', - OH
mr1se | A1|lo| <3 - OH
m137 | a1|o| —Co, - oH
mriss | A1l o —(s] - oH
nrize | a1|o| —} - OH
urio | A2 | 0| —CL -

OH
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Tabela 32
Composto No. x! gt R? r?
il | as|o| —C - OH
m-142 | A4l o0 —@ - CH
143 | A5 | 0| —C4 - OH
i | A1 o —(};l} - OH
| Me
nris | A1l o] Y - OH
N0
Mea
mi4s | Az| 0| —<T - OH
N
_ = Me
47 | as|o| —CY — OH
ﬁ*ﬂ
| Y. 7%
7148 [ A4 ] O —CX - OH
N-O
- Me
148 | A5 | © —4;‘5 — Ol
, ) CFy ,
150 | A1] 0| — { - OH
Nr’
o151 | A1 o0 & [ OH
oN
- CFy
nrisz (A1l o _g — OH
M58 | A1] O —@ - OH
Me
111-154 A1 0O ! — OH
—«{J
mrs6 | A1) O —(;P\, - OH
Me
nrise | A1fo|—< 1 - OH
/ Me
|
nris7 | Arlo NN - OH
‘ Mé
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Tabela 33
CompostoNo. | A | X' |R! R2 R”
7
II-158 | A1] O —QK - OH
Mé
N
m-159 | A1l o ——('S] - OH
N- Me
or-ie0 | A1 0 _qu’ - OH
, , N--CFs
I-161 | A1 0 e ] - OH
‘—(sj’
m-162 | A1 O —(:jl - OH
Me
mr6s | A1 o]~ OH
N“U
Me
i-164 | A1) 0O —-<;\T 1 — OH
Mé
My
mes | A1) o - OH
Mé ,
nries |A1|O _Cs - OH
HI-167 | A1| O _Csoz - OH
nr-ies | A1| 0| - - OH
O
Oriee |A1[O0| - - OH
N/
I-17¢ | A'1| O ,_@02 - OH
min | A1|o|—<7) - OH
172 [ A1 0| ¢ - OH
a
m-173 |a1|o| N4 - OH
Me
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Tabela 34
CompostoNo.] & | X' IR* R R®
ni-174 | A1) O N4 — OoH
CFs
. - TN —
175 | A1 o W od
Me
m-176 | A- F -
tie | A1) 0 ~ OH
m177 | a1 o () - OH
m-178 | ai1|o ;:/ Me - OH
ma79 | a1 o |~ )-om — OH
m-180 | A1 0| )-OMe - oH
a
81 | A1l o = — OH
N7 |
Me
m-182 | A1l o0 m@ - OH
N
CFy
mriss | A1 | o | _ [~ - OH
N Y
OMe
m-184 | A1]| 0 = - OH
I\‘I £
1185 | A1 0 -—Q - OH
186 | a1] o< ya ~ OH
I1-18 1 —Q
o187 | A1) O Qm —~ OH
nr188 | A1 | 0 | — yoF, - OH
N
s | a1l o —{;%—om - OH
n-1e0 | A2l o \—ﬁ OMa ~ OH
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Tabela 35
CompostoNo. | A | x'|R! “ R® R
191 | A3 |0 :Q—om - OH
m-19z | a-4| 0O —C}?—om - OH
m-193 | as|o QOMe - OH
misa | a1 | o |—CN - OH
) N=
nries | Ati|o _(1‘~:> - o
196 | A1 0 —{i) - OH
M
\T.Jone
TE-iS7 | A1]O -41':% - oH
[ N Me
N Me
11-198 | A1 | O N’,n - OH
’&)Mc
=W :
19 | A1| o _(i: P, - OH
N __{mz
200 | A1 0| N - OH
NA '
iHn
mrzo1 | A1) o —% - oH
m-202 | A1 O _QE — oH
O
m-208 | A2 | O | )~0 - oH
0)
OI204 | A3|0 —Qo — OH
m-205 | Ad| O i‘q’c} ~ OH
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Tabela 36
| CompostoNo.| A | X’ [R! R? R
206 | A5| O ‘Qﬁ’ = OH
(s}
207 Al]| O ‘%F - OH
¥
m-208 | A1| 0| <)~ - OH
O OR'M“
Mo
Im-209 | A1 O —% - OH
| QO p .
II-210 A1 O /\-—? zi — OH
mizii | Al 0| OHe< ] - OH
o212 | A1) 0O Me — OH
e
Me
II213 | A1} O |CH,¢ T - OH
214 A-1 ] O |NH, - OH
-215 A-1 | O [NHMe — OH
1I1-216 A1 ] O 'NM&z —_ OH
11-217 A-1 ] O |OMe - OH
II1-218 A1l ] O |OEt - OH
i-219 A1 O Me 6-F OH
I1-220 Al | O |Me 6-Cl OH
I-221 Al1] O Me 6-OMe |OH
I1-222 Al S |Me - OH
III-223 A4 ]| O Me — S(n-Hex}
TI-224 A4 | O |Me - SO(n-Hex)
o225 | A4 | O [Me - $O0;(n-Hex)
111-226 A4 | O [Me - SPh
11227 A-4 | O [Me - SOPh
1i-228 A4 | O [Me - SO.Ph
I1-229 A1 | O |CH,CH,CH=CH, - OH
HI-230 Al O ;CHzcﬁchECGVIE}g - OH
111-231 A-1]| O |CH,CH,C=CH — OH
111-232 A-1 | O [CH,CH,C(Me)=CF, — OH
111-233 A1]O CH(L{e)c(=0)Q;~Bu — OH
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Tabela 37

(:om_l.:mst‘o Nno. | A | X*[R R? R®
I1-234 | A-1| O [(220CHFyBn — OH
M1-235 | A1 | O |CH,CHPh - OH
OI-23 | Al1|O CHz-@ = OH
m-237 [A1]o0 CHz‘N% - OH

F3C
Im-238 | A1{0 -CI:I — OH
| CHz—~4, N,

No
239 | a1 | o |CH< _{ - OH

I-240 | A'1| O |CH~ »—Cl - OH

241 | A1 O Cﬂz{t_@ - OH
g

Me
m-242 | A1| O CH:CHz—%?N" ~ OH
Me
243 | A1| 0| cH,cH,~C I [~ OH
oN
111-244 A1} O [Bn 8-Me OH
1-245 | A1| O |Bn 7Me  |OH
-246 | A1| O |Bn 6-Me |OH
m-247 | A1 O |Bn | 6-OMe |OH
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Tabela 38
9 3
g xt @ Rz
N~
e
8 F 6
i
CompostoNo. | A ¥l pi2 Rr? R
Iv-1 Al o |- - OH
v-2 A-2 o |- - OH
v-3 A-3 o |- — OH
Iv-4 A-4 o |- — o
iv-s A-5 O |- — OH
V-6 A-1 0O 2F - OH
w7 A-l O 3F - OH
IvV-8 | A-1| O |4F - OH
w-e A~ Q (2-Cl - OH
IvV-10 A4} O [2Cl - OH
IvV-11 A-1 O |[3C1 e OH
Iv-12 A4 0 |(3-Cl - 0"
Iv-13 A-1 o 4Q — OH
Iv-14 A-4 O 401 — OH
Iv-15 A-5 G j4C - OH
Iv-16 A-l O |{2Br - OH
v-17 A-1 O |3Br - OH
Iv-18 A-1 O |4Br e OH
w19 [A1] O [2:Me - OH
vV-20 A1 O |8-Me - OH
v-21 A-1 0 |[4Me — OH
Iv-22 A-1 Q i2-Et i QH
Iv-23 A1 Q {3-Et - QHa
IV-24 A-1 O j4-Es = OH
IvV-25 A-1 O |2nPr -_ OH
IV-28 A-1 0O |3nPr — 0OH
v-27 Al O |4nPr - OH
v-28 A-1 0O |2-iPr — OH
V-29 A1 O {3+Pr e OH
IV-30 A-]l O |4%Pr - On
Iv-31 A-1 QO (2¢cPr — 3)=1
w3z |A1] O |[3¢Pr - OH
IV-83 A-1 QO |4c-Pr - OH
34 |A1| O [2CFs ~ OH
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Tabela 39
compostoMo.] A | X' |R® RE ®”e
IV-36 | A2] O |2CF, - OH
iv-36 | A3 O |2CF, - OH
IV-37 | A4] O |2CF, - OH
IV-38 | A6] O |2-CF, - OH
Iv-38 | A1] O |[38CF, — OH
v-40 |A-2]| O [3-CF, - OH
Iv-41 | A3] O |3-CR, - OH
Iv-42 | Aa4] O [3CFy - OH
1Iv-43 | A5| O |3-CF, - OH
Iv-44 | A1| o [acCF, - OH
v-46 | A2| o |4aCF, - OH
V46 |A3| O [4CF, - OH
w-47 | A4| o |4-CF, - OH
IV-48 | A5| O |4CF, - OH
iv-49 jai| O |zom - OH
w50 |A1|l O |3-0H — OH
IVl |A1] O |s4OH o OH
IV-52 | A1] O |2-OMe - OH
w-s3 |A2] O |2-OMe - OH
vee |A3] O |2-OMe - OH
V-5 | A4] O [2-OMe - -loH
IV-56 A5} O |2:0Me — OH
v-57 |A1| O |3-OMe - OH
v-s8 | A2] O |30OMe - OH
IV-59 | A3] O [3-OMe - OH
e |A4| O |a-OMe — OH
Iver |As5| O [3-OMe - OH
ez a1l O |4OMe - OH
ves |A2] O |40OMe — OH
IVe4 |A3] O }4-OMe ~ OH
Ives |Ad|l O |4OMe - OH
V66 | A5|] O |4OMe - OH
Iv-67 |A1] O |[2-OE: - OH
IV-68 A-1 O j3-0OEt - OH
IV6é9 |A1] O |40Et - OH
Iv-7o | A1l O |20nPr - OH
v-71 | A1] O [3-0nPr — OH
w72 | A1] O 40xPr — OH
w73 |al1| O |20iPr ~ OH
V-4 |Al1] O [30iPr - OH
IvV-75 All O 140-4Pr — OH
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Tabela 40
CompostoNo. | A | X' |R™® R® RS
V76 | AL| O [2:0cPr - OH
V=77 Al O |30-¢Pr - OH
V78 | Al| O |40cPr - OH
IvV-79 Al 0 |2-0CH.CH=CH; — OH
IV-80 Al{ O |3-OCH,CH=CH, — OH
IV-81 Al1| O [|40CH,CH=CH; - OH
iv-82 A-l 0O 12-0CH.,C=CH —_ OH
IV-83 A-1 O [3-0CH,C=CH — OH
IV-84 A1} O |40CH,C=CH - OH
V-85 Al O |2-QCHF, - OH
Iv-86 A2 O [|2-OCHF, - CH
IV-87 A3 O |{2-0CHF, - OH
IV-88 A4] O |2-OCHF, - OH
Iv-88 A5 0O |2-0CHF. e OH
IV-90 Al| O |[3-OCHF, — OH
IV-91 A2| O [3-0OCHF, - OH
Iv-92 A3| O |30OCHF, - OH
Iv-93 A4 0O |3-OCHF; - OH
Iv-94 Ab 0O |(3-OCHF; — OH
IvV-95 Al| O [4OCHF, - OH
Iv-96 A2 | O |4-OCHF; - OH
IvV-97 A3 O [40CHF, — CH
Iv-98 A4 0 [40CHF, - OH
IV-99 A5| O |40CHF, — OH
IV-100 A-1 0 |[2-0CF; - OH
IV-101 | A-1] O |3-0CF, - OH
vV-102 | A2] O |3-OCF - OH
IV-108 A-3 0O |[3-0CF; - OH
IV-104 A4 O |3-OCF; - OH
IV-105 | A5] O |3-0CF - OH
IV-106 Al 0 {4-0CF;: — OH
IV-107 | A2| O [4-0CF; — OH
IV-108 A-3 0O |4-OCF; - OH
Iv-109 A4 0O [4-0CF; — OH
IV-110 | A5| O [4-OCF, - OH
Iv-111 A1} O |2-0CH.CH;OMe - OH
v-112 A-1 O |3-0CH:CHOMe — OH
v-113 | A1}l O [4-OCH,CH,OMe — OH
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Tabela 41
CompostoNo. | A x! |R? R2 Rre®
V14 (A1 o |2 ocnz(oj - OH
vV-116 | A1] o |3 ocnz(oj - OH
IvV-116 A1] O |4« om,z@ — OH
V-117 A-l 0 |2-0CE=0O)Me — OH
IV-118 A-l1] O [3-0CEOMe - OH
Iv-119 A1} O I|3-0CE=0)Me — OH
IV-120 A-l] O [2SMe - OH
v-121 Al|l O [385Me - OH
Iv-122 A1}l O [4SMe - OH
IV-123 A-l] O [280Me — OH
IV-124 Al}] O [3-80Me - OH
IV-125 A-1] O [4-80OMe - OH
IV-126 A~ O |2-5CF; o OH
IvV-127 A-1] O |[88CF; — OH
1v-128 A1l O [48CF; — OH
Iv-129 Al O 12-NQO; — OH
IvV-130 A1)l O |3NO, - OH
IvV-131 Al|] O J|4NO, - OH
1v-132 Al1] O |2NH; - OH
IV-133 A-1| O |3-NH, - OH
IV-134 A1l O |4NH, - OH
IV-135 Al] O |2-CN — OH
IV-136 Al] O |3CN - OH
IV-137 A1|l O [4CN — OH
IV-138 A-l1| O |2-CE=OMe - OH
TV-139 Al| O [3-C(=OMe - OH
IV-140 A-l] O [4-C(=0Me — OH
IV-141 A-1| ©O [2-C(=0)0H - OH
TV-142 Al|l O [3-C(=0)OH — OH
IV-143 A-1] O |4 C(0)0OH — OH
IV-144 A1} O |2-¢(=0)OMe - OH
IV-145 A-l Q |3-C(=0)OMe - OH
IV-146 A-1 0 (4 CE=0YOMe - on
IV-147 A-1|{ O |[2-CH,OMe — OH
IV-148 A-1] O {3-CH,OMe - OH




114

Tabela 42
CompostoMo.| A X! g2 r? r®
IV-149 | A1| O [4-CH,OMe - OH
V150 | A1] O [23F, - OH
IvV-151 | A1| O [24F, - OH
IV-152 | A'1| O {25F, - OH
IV-153 | A1 O {2,6F, -~ OH
IV-154 | A1| O [3.4F, - OH
IV-165 | A1| O [3,6F; — OH
IV-156 A-1 O |2,3-Cl, -_ oOH
IV-167 A-1 O 12,4-Cl, -- OH
Iv-158 A-1 O |2,6:ClL, — OH
Iv-158 | A1| O |2.6ClL -~ OH
Iv-160 | A1 O [3,4Ch —~ oH
w-161 | A1| O [35CL - OH
v-162 | A1| O |2-F 3-OMe —~ OH
IV-163 | A-1| ©O |2-ClL 3-OMe — OH
IV-164 | A1 | O |2-Me, 3-OMe - OH
IV-165 A1l O |2,3(OMe). — OH
IV-i66 | A-1| O |3-OMe, 4-F - OH
IV-I67 | A1| O [3-OMe, 4-Cl - OH
v-i68 | A1 | O [3-OMe, 4-Me - OH
Iv-169 Al O [3,4(0OMe), — OH
w170 | A1| O |3-OMe, 5-F - 0H
w171 | A1 O [3-OMe, 5-C1 - OH
Iv-172 A-1 O [|3-OMe, 5-Me — 0"
w173 | A-1| O |[3,56(OMe), - OH
Iv-174 | A1| O |2F, 40Me - OH
V-175 | A1] O |2-ClL 4-OMe . OH
IV-176 | A1| O |2-Me, 4OMe — OH
IvV-177 A1i O |{2,4(0OMe); - OH
IV-178 | A-1] O |[3-F, 4-OMe - OH
IV-179 | A1| O |3Cl 40Me — OH
V-180 | A-1| O |3-Me, 4-OMe — OH
Iv-181 A-1 O |2-F, 5-OMe - OH
vis2 | A1l o |2-Cl, 5-OMe — OH
Iv-183 | A-1| O [2-Me, 5-OMe — OH
IV-isda | A1| O |[25(0Me), - OH
IV-185 Al1| O |[34,5-(0Me)g - OH
v-i86 | A1| O |- 8-F OH
IV-187 (A1| O |40OMe &F OH
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Tabela 43
CompostoNe.| A xt |g2 R? R®

vise A1 O |- 6-CL OH
IV-189 | A'1| O [|40OMe 6-Cl OH
IVIS0O | Al1| O |- 6-OMe |OH
IV-191 | A1] O [40Me 6-OMe |OH
IV-192 | A1 S |— - OH
IV-ie3 | A1| S |4-OMe — oH
IV-194 A4 0 |— — S(n-Hex)
IV-195 | A4]| O |- - SO(n-Hex)
IV-196 | A4] O |— — SQ.(n-Hex
v-197 | A4| O |- - SPh
Iv-198 | A4| O |- - SOPh
IvV-199 | A4] O |- - 80.Ph
IV200 | A1| O |2F5CF; — OH
V20l |A1I| O |3-CFdF — OH
IV-202 | Al O |2F,3CF, — OH
IV-208 | A1| O |3F,5CFs - OH
V204 | A1| O |[23(Me), - OH
V206 | A1] O [24-(Me) — oH
IV-206 | Al1] O |25{(Me): — OH
Iv-207 | A1] O [26(Me): - OH
w208 | A1] O [3,4(Me); - OH
IvV-209 Al] O |3,5(Me)y — OH
v-210 Al1] O 13,5(CFyq — OH
Iv-211 Al1] O |26(0OMe), - OH
Iv-2i2 | A1l O |2F 38Cl - OH
w213 |A1| O |2F 4Cl - OH
v2i14 | A1| O |2F 5-Cl - OH
V215 | A1| O |3F 4Cl -~ OH
IvV2ie | A1| O |4F 2Cl — OH
IV217 [ A1| O J|4F,35Cl - OH
Iv-218 | A1] O |2F, 3Me - OH
Iv-219 | A1 | O |2°F, 4Me - OH
IvV-220 | Al| O [2F, 5Me - OH
IV-221 | A1| O [3F 2-Me - OH
vV-222 | Al1| O |3F 4Me - OH
IV-228 | A4| O |3F, 4Me — oH
IV-224 | Al] O |3F, 5Me — oH
IV-226 | Al| O [4F 2Me — OH
IvV-226 | Al| O [|4F 3Me — OH
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Tabela 44
CompostoNe.] A x |R*® R? R®
v-227 | A1] O [5F 2-Me = OH
v-228 | A1| Q |2F 4CF, - OH
IvV-229 | A1| O |[3F, 4CF, - OH
IvV-230 | A1| O |4F, 2-CFs - oH
IV231 | A1| O |[38F 20Me - OH
IV-232 [ A1| O [4F 2-OMe — OH
V233 | A1| O |5F, 2-OMe - OH
Iv-284 | A1| o |2-F 4-0CHF, - OH
Iv-235 | A1|] O |S8F, 4-OCHF; - OH
IV-286 | A1| O [4F 2-OCHF, - OH
Iv-237 | Al] O |4F 3-CN - OH
V238 | A1l O [2ClL 4Me - OH
IV-239 Al O |3-ClL 4Me - OH
Iv-240 | A'1| O |[8-Cl 4 OCHF, - OH
Iv241 | A1| O [4-Me, 3-CF; - OH
IV-242 Al O |4-Me, 2-OMe - OH
iv243 | A1| O [3Me 4CN - OH
Iv-244 | A1| O [4Me, 3-CN - OH
v-245 | A1| O [234F; - OH
IV-246 | A-1| O |23,5F, - OH
v-247 | Al| O {245F - CH
IV-248 | A1| O [3,46F, — OH
Iv-248 | A1| O [2.3F,;4Me - od
v-250 | A1l O [2,6F,; 4-0Me — OH
IV-251 | A1| O [85F. 4-0OMe - O
v-252 | A'1| O |4F, 2-CL5Me - OH
w263 |a1l o |- 7-Cl OH
v-254 |A1| O |— 6Me |OH
v-28s | A1] O |- _ 7-Me |OH
w-2se |A1| O |- 8Me |[OH
Iv-267 | A1] O [83Me 8Me |OH
v-258 | A1] O [3-CF, 8Me |OH
v259 |Aa1]l O [4OMe sMe |OH
IV-260 | A1| O |3F, 4Me 8Me |OH
IV-261 | A-4| O |[3F, 4Me 8-Me |OH
V262 | A1| O |[3F 4-OMe 8-Me |OH
V263 |Al1| O |- 8-OMe |OH
Iv264 | A1| O |[3CFy 8-0Me |OH
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Tabela 45
CompostoNo. | A X! |gri2 R2 RrA
IV-265 | A-1| O |[3F 4Me 8-Ci OH
IV-266 | A-1| O [3F, 4Me 6F OH
IV267 |A1] O [3-F, 4Me 6-Cl OH
IV268 | A-1] O |3F, 4-Me 7-Me OH
V269 | A1] O [3F, 4-Me 6-Me OH
210 A1} O |- 8-Cl OH
V271 | AX| O |3F, 4-Me 6-OMe OH
v-272 A1] O |3F 4-Me 6-OMe OH
V273 | A1]| O [40OMe 8-Cl OH
V274 |A1| O [|4-0Me 6,8Me, |OH
Iv-275 Al O |3F, 4-OMe 6,8 Me, OH
V276 |A1| O [34-(0CH,0)- 8-Me OH
v277 | A1] O |[3,4(OCH,CH,)- 8-Me OH
Iv-278 | A-1| O [3,4(0CH,0)- 6,8Me, |OH
IvV-279 | A-1| O [3,4(0CH,CH,0)- 6,8Me, |OH
IV-280 | A-1] O [4-OMe 6-Cl, 8-Me |OH
IvV-281 | A-11 O |[3F 40OMe 6-Cl, 8-Me |OH
Iv-282 | A1] O [34-(0CH,0) 6-Cl, 8-Me |OH
IvV-283 | A1] O |3,4(0CH,CH,0) 6-Cl, 8-Me |OH
V284 | A1] O |- 6-SMe OH
v-285 | A1| O |[3,4(OCH,CH,0) 6-OMe OH
IvV-286 | A-1| O |[3F, 4-OEt — OH
Iv-287 | A1| O |[3,4(0OCH,0)- 8-Cl OH
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Exemplos especificos preferidos do composto representado
pela formula [J2] que é um intermediario de produgfo da presente invengio
sera mostrado na seguinte tabela 46 a tabela 81. Entretanto, o composto nio
se destina a ser limitado a estes compostos como no caso do composto da
presente invencdo. Adicionalmente, nimeros do composto serdo referidos nas
seguintes descri¢@es, e as notagdes nas tabelas t8m os mesmos significados

mencionados anteriormente.

Tabela 46



O X! R
HO N
N ' x 8R2
B ~F 7
11
Compaosto No. X R r*
V-1 o H -
V-2 Q Me —_
V-3 18 Et —
V-4 O n-Pr —
V-6 O i-Pr —
V-6 O c-Pr -_
V-7 O n-Bu —
V-8 O 8- Bu —_
V- O i-Ba —_
v-10 O t-Bu —
V-11 O e-Bu —
V-12 O n-Pen —
v-13 o o Pen e
V-14 O n-Hex —
V-15 O e Hex —
v-16 O n-CyH; s —
v-17 O n-CgH;r —
V-18 O 2 CoH s —
v-19 O - C;ung-i -
V-20 8 nCy 1 Hag e
v-231 O nC lgHgg —-
V.22 o CH,CH=CH, s
v-23 18 CH,C=CH —
V-24 O CH.CF, e
V-25 O CHCH,F —
V-26 O CH.,CH.,C1 —
V-27 O CH,CH,C¥F, —
v-28 O CH,CH=CCl, —
V-29 O CH,OMe —
V-30 O CH,OEt e
V-31 O CH(Me}OMe -
v-32 O CH{(M=)OEL e
Vv-33 O CH:OPh =
Y-34 Q | CH,OCH,CH,OMe
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Tabela 47
Composto No. x! |rt R2
V-35 0 |CH,0CH.CF; —
V-36 O |CHMe)OCH,CF, -
v-37 CH,OCH 2(0—7 -
v-38 o CH(Me)OCHZ—Cy —
V-39 0 |CH,OCH;CH,SO.Me —
V-40 O CH,0CH,CH,CN —
V-41 0 |CH,0C(=O)}-Bu —
V-42 O |CH,SMe —
V-43 O CH.SEt —
V-44 O CH,S-nPr —
v-45 'O |CH(Me)SMe -
V-46 O |CH(Me)SEL —
V-47 O CH{(Me)S-n-Pr -
V-48 O |CH,S0Me —
V-49 O CH.SOE¢t —
V-0 13 CH,S0-n-Pr —
V-51 O CHZSOng s
V-52 O |CH.SO:Et —
V-53 O |CHyS0.n-Pr —-
V-54 0 |CHMe)SO:Me -
V-55 O |[CH(Me)SO.Et -
V-56 O CH(Me)SOy-n-Pr —
V-57 ¢ |CH,CH,0H -
V-58 O |CH,CH,OMe -
V-59 QO |CH,CH,0Et ‘ —
V-60 O |CH(Me)CH,OMe -
V-61 O CH,CH.:SMe —
V-62 O |CH;CH,SO;Me —
V-83 O 5 Cﬂchzcr'IgOMe —
V-64 O |CH,C(=0)Me -
V-65 O [CH,C(=0)OMe —
V-66 0] CH,C(=0)OEt —
V-67 0 |CH,C(=0)O-n-Pr —
V-68 0 |CH.CE0)O-i-Pr —
V-69 0 |CH,C(=0)O-t-Bu -
V-70 (3] CHgC(=O) NMez o
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Tabela 48
Composto No. xt |R! RrR?
, N\
V-71 0 CHgC(—O}—N\_/O
V-72 0 |CH,CN —
V-73 0 |CH,CH,CN —
V-74 0 |CH(Me)CH,CN —
vV-15 0 |CH;CH,CH,CN -
vV-76 O CH,CH,NO, -
V17 0 |Be -
V-8 Q0 |(2F)Bn -
v-79 0O |(3-F)Bn -
V-80 0 [(4F)Bn -
V-81 O |(2-CDBn -
V-82 O {(3-CDBn -
V-83 O (4-CDBn -
V-84 0 |(2-Me)Bn -
V-85 O |(3-Me)Bn -
V-86 O |(4-Me)Bn —
V-87 O |(2-CFpBn -
V-88 0 |(3-CFyBu -
V-89 0 |(4-CFYBn —
V-90 o (2-OMe)Bn =
V-91 0 [(3-OMe)Bn -
V-92 0 {{4-OMe)Bn -
v-93 0 {(2,4(OMe)y)Bn -
V-94 0 [(2,6-(0Me),)Bn -
v-95 0 |(3,5:(0Me),)Bn -
V-96 0 |CHMe)Ph -
V-97 o —{\' -
N0
v-98 o | <1 -
V-99 0 —Céoz -
V-100 0 —@ -
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Tabela 49
Composto No. x! IRt _ R® |
V-101 0 —C\ |
\_§ -
V-102 o |~
N-O N
V-103 o |-I Me
N-O -
CF.
V-104 3
0 __ﬁ -
N0
Me
V-105 o | <X
oN -
V-106 o 7 ] CFs —
N
V-107 s) -
N-S -
M.,
V-108 o |- )
N-S -
V-109 s —(\*‘ -
g-N |
Me
V-110 o 7 ]
__(S:g _
Me
V-111 o —(\“’
NN B
Me
CF,
y 7 ] )
V-112 o -{;’Q ~
Mé
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Tabela 50
Composto No. xt IR i
~ v
V-113 0 ——<S] -
N Me
V114 Q —(*SI( -
CFq
V-115 0O “"QS ] —
V-116 O ¢ -
__<0
Me
V-117 0 —<\N"g -
N
N Me
V-118 o |—< T -
) N“
Me
V-119 O — N -
N
Me
V-120 0 —Cs -
v-121 o |—< so, -
vazz | o |-N_p -
V-123 O -N 8§ -
' /
_ Van
V-124 o | -N_ 50, -
V-125 O Y —
N,
V-126 O \) -
, N /
Ci
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Tabela 51
Composto No. X1 R? 7 _ Rz
- \ -
V127 0 N4
Me
12 N -
V-128 0 %
CF3
Vv-129 o N4 -
OMe
V-130 ) . )-F -
Nv /
V-131 o) 9 -
N
V-132 0  )-Me -
N
v-133 0 —(}CE; =
V-134 0 |—4 )OMe -
~0
a
V-186 o e -
\1
N /
Me
V-136 o [~ -
N ¥/
CFq
V-137 o (= -
N-7
OMe
V-138 o = -
\Y
N Y/
V-139 o ) -
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Tabela 52
Composto No. X IR? RZ
V-140 0 —O—Cl _
N
V-141 O \__1\3" Me —
V-142 ) &QCF?, -
V-143 0 QOMe _
V-144 0 —Q—OM& -
V-145 0 —-<\—;Z>—OM3 -
V-146 0 —Q}—ome -
V-147 0 \ N ~
N=
vis | 0 | :} -
N !
N
V-149 0 —(\Nj% -
- CF
OMe
N=
V-150 o | ) _
NA
OMe
OMe
N=(
V-151 O _(\ ’N —
N
Me
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Tabela 53
Compostolo.] X' |R 7 R?
=N
V-152 o | =
7
NH;
N=(
V-153 O —-<\ N -
NA
NH,
V-154 0 Q} -
V-165 0 —Q -~
8]
V-156 o —Qo " —
r
- =0
V-157 0 ‘Q(; -—-Me -
Me
V-158 o —Qj -
O
o
viss | o Q 'ZEFF -
O
F
V-160 o CH2~((;) -
V-161 0 Me
| CHy ! -
2 O’N
Me
V-162 o cH,~L T ° -
o-N
V-163 O |NH, -
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Tabela 54

Composto No. x' |r* R?
V-164 O NHMe -
V-165 O |NMe, -
V-166 o |OMe -
V-167 O |OEt o
V-168 O Me 5-F
V-169 O Me 6-F
V-170 O Me TF
V-171 O Me 8F
V-172 O Me 5-Cl
V-173 0 |CH,CH,OMe 5-Cl
V-174 O Me 6-Cl
V-175 0 |CH,CH,OMe 6-Cl
V-176 O Me 7-Cl
V=177 1) CH,CH,OMe 7-Cl
V-178 O Me 8-Cl
V-179 0 |CH,CH,OMe 8-Cl
V-180 0O |Me 7-Me
V-181 0 [Me 6-CF,
V-182 O Me 7-CFy
V-183 O Me 6-0H
V-i84 Q Me 7-0H
V-185 0 Me 6-OMe
V-186 O Me 7-OMe
V-187 0 |Me 6-0OCF,
V-188 0 |Me 7-OCF,
V-189 O Me 5-SMe
V-190 O Me 6-SMe
v-191 4] Me 7-SMe
V-192 0 Me 8-SMe
V-193 0 |Me 5-80,Me
V-194 0 |Me 6-SO,Me
V-1956 O Me 7-SO,Me
V-196 o Me 8-SO,Me
V-197 O Me 6-NO,
V-198 0 |Me 7-NO,
V-199 O |Me 6-NH,
V-200 0 [Me 7-NH,




Tabela 55
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Composto No. x!  Ir? r®
V-201 0 Me 7-CN
V-202 0 |Me 6,7-Cly
V-203 0O |Me 6,7-Me,
V-204 S |Me -
V-205 0 ' -
. tBu
v-207 ) _ﬁ ~
N0
Me
V-208 o | -
NN
Me
CF,
V-209 0 “ﬁ -
NN
Me
| N._CF3
V-210 0 — j —
0,
S
v-211 0 —4& \g} -
va
g Me
V-212 o |1 —
N
v-213 o @—Br _
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Tabela 56
Composto No. x' |r! RZ
Me,
V-214 o == _
Y
N /
V-215 0 — -a -
N.‘_'
r{NHEt
3 N= _
V-216 o N
N~
NHi-Pr
V-217 0 N _z -
Me O
V-218 o e -
i
V-219 o 0 -
J
V-220 0 [N(Me}C(=0)0t-Bu —
v-221 o \ .7 Me 5F
v-222 O |Bn 6-F
Me
v-223 o __<§r &F
N-O
V-224 0 [Me ' 6-CH;OMe
V-225 0 \M, _OMe 5,7-F;
: N
v-226 o | —(}Me 7-C1
N
v-227 O |[CHycPr —
V-228 0 |CHycBu -
V-229 O CH,c-Pen -
V-230 O CH;0-c-Pen =
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Tabela 57

Composto No. | X IRr! |R®
V-231 O |CH,CH,NH, -
V-232 0 |CH,CH,NHEt -
V-233 O |CH,CH,NMe, —
V-234 O |CH,CH,NEt, -
v-235 0 |CH,CH,CHO —

‘ F
V-236 0 _d,F -
CH,
%
V-237 0 Cl -
CH,

V-238 0 |CH,OCH,c-Pr —
V-239 O |[CH,SPh -
V-240 o CHECHzt)@ -
V-241 O |CH,SCH,CF; -
V-242 ) CH:SOCH,CF,y —
V-243 O |CH,S0,CH,CF,q -
V-244 O CH,OCH,Ph -
V-245 0 |CH,SOPh -
V-246 0 |CH,S0,Ph -
V-247 0 |CH,O0CH,CH,SMe -
V-248 0 |CH,O0CH.CH,SOMe -
V-249 0 |CH,CH,CH(OEt), -
V-250 0 |CH,C(Me)=NOMe -
V-251 O CHgCHgON=CMEz g
V-252 0 |Me 7-CH=CMe,
V-253 0 [Me 7-C=CMe
V-254 0 (Me 7-CHs e Pr
V-255 0 [Me 7-C(Me)=CF,
V-256 0 |Me 7- _<F},F
V-257 0 [Me 7-O-¢-Pr
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Tabela 58
CompostoNo.] X' |R! i R
_ F
V-258 O Me 7
0112{3’ F
V-259 0 [Me 7-OCHy ¢-Pr
V-260 0o |Me 7-OCH,OMe
V-261 0O [Me 7-0C(=0)Me
V-262 0 |Me 7-SOMe
V-263 0o [Me 7-SCF,
vV-264 0 [Me 7-SOCH;CF,
V-265 0 {Me 7-S0,CH,CF,
V-266 0O Me 7-NMe,
V-267 0 [Me 7T-NHC(EO)Me
V-268 0 |Me 7-CH,OH
V-269 O  |Me 7-CH{OE),
V-270 o Me 7-CH:5Me
V-271 0O [Me 7-CH;SOMe
V-272 O |Me 7-CH,SO;Me
V-273 O [Me 7-CH,SCHF;
V-274 O |Me 7-CH,SOCHF,
v-275 O |Me 7-CH;S0,CHF;
V276 O |Me 7-CH,CN
V-277 O |Me 7-C(Me)=NOMe
V-278 O |Me 7-C(=0)NH,
v-279 0 |Me 7- «N/?
N
V-280 G |CH;OCH:Ph{Z-F) -
V-281 0 |CH,OCH,Ph{(2-CD
V-282 0 |[CH,OCH:Ph{2-NQ,) —
V-283 0O |CH,OCH:Ph{2-CN) -
V-284 0 |CH,OCH,Ph(2-Me) -
V-285 0 |CHOCH,Ph(2-CFy -
V-286 O | CH,OCH;Ph(2-OMe) —
V-287 O |CH;OCH,PR(2-OCFy -
v-288 O |CH;OCH,Ph(2-SMe) -
V-289 O |CH,OCH,Ph(2-S0,Me) -
v-290 0 |CH,0CH,Ph(2-SCFy -
V-291 O |CH,OCH;Ph(2-CO;Me) -
V-292 0 |CH,OCH.Ph(2-COMe) -
V-293 0 |(2-NOypBa -
V-294 0 |(2-CN)Bn -
V-295 O [(3-SMe)Bn —
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Tabela 59
t Caomposto No. xRt RrR*
Vv-296 O (3-80,Me)Bn. —
v-287 O (3-SCFBn —_
V-298 O [(8-CO;Me)EBn —
V-299 O [(3:COMe)Bn -
V-300 o] (3-OMe)Ba —_
v-301 o ﬂNOz -
N=
v-302 o J}CN —
N
v-308 o — -
N
v-304 O —@SMG —
=N
v-305 o Bt 5-C1
v-306 o n-Bu 5-Cl
v-807 o] -—(}Me 7-Meo
-
Me
v-309 O ——(g}Ma -
V-310 o —‘<\ 1?—01‘4@ 5-Cl1
- & .
Vv-311 o] N Y 6-F
Mo
v-812 o —(iul .
8 " Me
V-313 o NHCE=O)O-t-Bu —
v-814 O NMe)CE=0)O6-Bu —
v-315 O -_Q_Me 5-F
N
_ T M .
Vv-318 O ——{N} e 5-C1
v-317 o N Mae 5-Me
v-318 o) <\ 13 “OMe 5-Me
O IMG
V-319 O N -
L Sors
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Tabela 60
y — )
o X! 2/@}}112
Ho' Ny N
B~F T
6
CompostoNo. | x! |R?? R2
Vi-1 O [— -
vi-2 O |2-F -
vi-3 O |&F -
Vi-4 O |4F -
Vi-5 O |2-C1 -
vi-6 O |8-C1 -
vViT O |4-C1 -
VI-8§ O |2-Br -
VI-9 O |3-Br -
VI-10 O i4-Br -
VI-11 O 2-Me -
VI-12 O 13-Me —
V1-13 O j{4-Me -_
vI-14 0 {2'Et -
VI1-15 0O {3-Et -
VI-18 0O |4Et -
VI-17 O |2nPr -
Vi-18 0O |3 nPr —
Vi-19 O |4 nPr -
VI-20 O |24iPr —
VI-21 0O |8i1Pr -
VI-22 O |4-i-Pr —
VI-23 O [2¢Pr -
VI-24 O 13¢Pr -
VI-25 O l4c¢Pr -
vi-26 O 2-CF, —
vI-27 O |3-CF, o
vi-28 | O j4-CF, -
Vi-29 O 1208 -
VI-3C O |3-OH -
Vvi-31 O (4-OH -
Vi-32 O |2-OMe —
VI-33 O 13-OMe —
Vi-34 O [4-OMe -
VI-35 QO 12-0Et —
VI-36 0 |3-OBEt -
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Tabela 61
' CompostoNo. | X' |R™® r?
Vi-37 O |4 0Bt -
Vi-38 O |2-0-a-Pr —
VI-39 O |3-0O-nPr -
vIi-40 Q |4-0nPr -
VI-41 . 0O 12-:0-¢Pyr -
VI-42 O [3-01Pr -
VI-43 O 4-0-i-Pr —
Vi-44 0 |12-O-cPr —
VI-45 0 {8-0-cPr -
Vi-46 0O |40cPr -
VI-47 O 2-0CH.CH=CH, —_
VI-48 O |3-OCH,CH=CH, —
VI-49 0 |4-0CH,CH=CH, -
VI-50 O |2-0CH,C=CH -
VI-51 O [3-OCH.C=CH —
VI-52 0 [4-OCH,C=CH —
VI1-53 O |2-OCHF, e
VI-54 0 [3-0OCHF, —
VI-bb O [4-OCHF, —
VI-56 O |2-OCF, -
VI-57 O {3-0OCF, -
V1-58 O |4-OCF, -
VI-59 O 2‘OGHQCH20M3 -
VI-60 0 |3-OCH,CH,OMe —
Vi-gl 0O |4-OCH,CH,OMe —_
VI-62 0 Z‘OC'HZG -
O
VI-63 o B-OCHzo -
O
vied | o | 4 OCHg(O:] ~
VI-65 0 |2-0C(=0)Me —
VI-66 O [3-0C(=0)Me o
VI-67 O [3-0C(=0)Me -
VI-68 O |2-SMe —
VI-69 O |3-SMe -
VI-70 O [4-SMe e
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Tabela 62
CampostoNo. | X! [R™= _ 1{"'
VI-71 0 {2-S0;Me -
VI-72 O |3-SO,Me —
VI-73 0O |4-S0O;Me —
Vi-T4 O |2-SCF, —
VI-76 O |3-SCF; -
VI-76 0 [|4-SCFg -
VI-7% O {2-NO, —
VI-78 O 13-NO, -
VI-79 O [4-NO, —
VI-80 0O |2-NH, —
VI-81 O |3-NH, —
VI-82 O j4-NH, -
VI-83 0 |2-CN -
VI-84 O |3-CN -
VI-85 0 [|4-CN —
Vi-88 0 [2-CE0Me —
vi-87 0 |3-C(=0)Me —
VI-88 0 |4-C(=0)Me —
VI-89 0 |[2-C=0)0OH -
Vi-sn 0 |3-C(=0)0H -
Vi-91 0 [4-CE=0)0H -
VI-92 0 |2-C(=0)OMe -
VI-93 0O |3-C(=0)0OMe -
VI-94 0 |4-C=0)0OMe -
vVI-95 0 |2-CH,OMe —
vI-96 O {3-CH;OMe -
VI-97 O |4-CH,OMe —
Vi-98 O |2,3F: -
VI-99 O |2,4F; —
vI-100 o |2,5F, —
VI-101 O |2,6-F, —
vI-102 | O |8,4F. —
VI-103 0 [3.5-F, —_—
VI-104 | O {2,3-ClL —
VI-105 0 |2,4-Cl, —
VI-106 0 |2,5-Cl, —
VI-107 0 [2,6-Cl, —
VI-108 0 {3,4Cl, -
VI-109 O [3,5-Cl, —
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Tabela 63

CompostoNo.| x* |R™® iR®
VI-110 O |2-F, 3-OMe -
vIi-111 O |2-C), 3-OMe -
VI-112 O |2-Me, 3-OMe -
vI-113 0 |2,8-(0Me), -
VIi-114 O [3-OMe, 4°F -
VI-115 0O [3-OMe, 4-Cl -
Vi-116 O |3-OMe, 4-Me -
Vi-117 0 |3,4-(OMe), -~
Vvi-11i8 QO |3-OMe, 5-F -
Vi-119 O 183-OMe, 5-C1 et
Vi-120 0O |3-OMe, 5-Me -
Vvi-121 0 13,5 (OMe), —
Vi-122 O |2-F, 4-OMe -
VI-123 O [2-Cl, 4-OMe -
VI-124 O |2-Me, 4-OMe -
VI-125 0 |2,4-(OMe), -
VI-126 O |3-F, 4 O0OMe e
vI-127 O |3-Cl 4-OMe —
Vi-128 O [3-Me, 4-0Me -
Vi-129 O i12-F, 5-OMe —
VI-130 O 12-Cl, 5-OMe -—
VI-181 O 12-Me, 5-0OMe —
VI-182 0 [2,5-(OMe), —
VI1-133 O [38,4,5-(0OMe), -
Vi-134 | O (4-OMe 5F
VI1-136 | O j4OMe G-F
Vi-136 O |4-OMe F
VI-187 0O [4-OMe 8-F
Vi-138 0 |- 5C1
Vi-139 Q |- 6-Cl
Vi-140 0 |- 7-Cl
Vi-141 0 |— 8-C}
Vi-142 O |4-OMe 5-Cl
VI-143 G |4-OMe 6-Cl
VI-144 O [4-OMe 7-Cl
VI-145 G |4 OMe 8-Cl
VI-146 8 |~ -
VI- 147 © [4-OCH,CN -
Vi-148 | O |3-OCHycPr -
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Tabela 64

Composto No. | X* |R* Rr?
VI-149 O |3-OCH,CF, -
Vi-150 O [4-0OCHyzcPr —
VI-161 0O [4-OCH,CF, -
VI-152 O [4-NMe, -
VI-153 0 |3,4Me, -
VI-154 O |2-F, 4-Me -
VI-155 O |3-F. 4-Me -
VI-156 O |3-Me, 4-F —
VI-157 O [2-ClL 4-Me -
VI-158 O |3-Cl, 4-Me -
VI-159 O [3-OEt, 4-OMe -
VI-160 O |2.3,4-(0OMe), -
Vi-161 O |2,5'F; 4-0Me -
Vi-162 O [3,5'F,, 4-OMe -
Vi-163 O |3,5-Cl;, 4-OMe —
VI-164 O 13,4 (CH,CH,CH,) —
VI 165 O |3,4(CH,CH,CH,CH.)- -
VI-166 O |3,4(CH,OCH)- —
VI-167 O |3,4-(OCH,0)- 7-F
VI-168 0 |2,3-(0CHCH:0)- —
V1-169 O {3,4-(0CH,CH(Me)O)- e
VI-170 O |3,4-(0CH,CH,CH,0)- —
VI-171 o |- 5F
Vi-172 O |3.4,5-(0Me), 5-F
VI-173 O |3,6:F;, 4-OMe 5-F
VI-174 O |8,4-(OCH,CH,0)- 5-F
VI-176 0 |- 6-F
Vi-176 O [3.4,5-(OMe), 6-F
VI-177 O |3,4-(0CH,0)- &-F
VI-178 O 13,4(OCH,CH,0)- 6-F
VI-179 o - 7-F
VI-180 O 13,4-(OCH,CH.0)- T-F
VI-181 o |- 8F
Vi-182 O {— 5-Me
VI-183 O [4-OMe 5-Me
VI-184 O |4-OMe 6-Me
VI-186 O |4-OMe 7-Me
vi-186 | O [3,6'F3 4-OMe 7-Me




Tabela 65

Composto No. Xt g ) r?

VI-187 o |- 6-CF,
VI-188 0 |- 6-OMe
VI-189 0O |4-OMe 6-OMe
VI1-190 o |- 7-OMe
VvIi-191 0O [4-OMe “7-OMe
Vi-182 | O |2,6F,; 4-OMe 7-OMe
Vi-1983 § O 3,6-Fy, 4-OMe 7-OMea
VI-194 Q |- 8-OMe
VI-195 O {4-OMe 8-OMe
vI-196 0 [4-OMe 5,6-F,
VI-197 O [4-OMe 5,7-F,
VI-198 o |- 6,7°F,

VI- 159 0O |- 6,8-F,
VI-200 O [4-OMe 5,7-Cl,
vI-201 0 |4-0Me 6-F, 7-OMe
VI1-202 o |- 7-c-Pr
VI-203 o |- 7-OCH,CH=CH,
VI-204 o |- 7-OCH,C=CH
VI-205 o |- 7-NHMe
VI-206 o |- 7-C(=0)H
VI-207 o |- 6-C(=0)Me
VI-208 O |- 7-C(=0)OH
VI-209 o |- 7-C(=0)YOMe
VI-210 o |~ 7-C(=0)OEt
VI-211 o |- 7-C(=0)NHNe
vI-212 o [~ 7-C(=0)NMe,
VI-218 o |— 6,7-(0CH,CH,0)-
V1-214 o |- 6,7-(0CHO)-
V1-215 O [4-OMe 6,7-(0CH,CH,0)-
Vi-2ié O |4-OMe 6,7-(0CH,0)-
VI-217 O |2-CONHMe —

VI-218 0 |2-CONMe, -

vVi-218 | O |2-NHCOMe —

Vi-220 0O [4-CHgePr —

VI-221 0 |4-CH=CH, _

VI-222 0 j4-C=CMe -

VI-223 O |3-CH=CF, -
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Tabela 66
CompostoNo. { X' |R'? RZ
VI-224 o |3- —QJF _
E
VI-226 0 |4 _&F -
CHQ
VI-226 0 |4-CH,0H —
V1-227 O |4-CH.SMe —
V1-228 O |4-CH,SOMe —_
VI-229 O {4-CH,SO.,Me —
V1-230 O |4-CH,SCHF, —
vi-231 O |4-CH,SOCHF, _
VI-232 O |4-CH,SO,CHF, —
VI-233 0 |4-CH,CN —_
Vvi-234 O |4-NHMe -
VI-235 O |4-OCH,0OCH,CF, -
VI-236 O [4-C(Me)=NOMe -
VI-237 O |2-CONH, —
VI-238 0 |4 “N/j -
N7

VI-239 O |3-F, 4-OMe 5-Cl
VI-240 0 |4-OMe 5,6,8-F;, 7-OMe
VI-241 o |- 7-CF,
VI-242 O |4F 7-OMe
VI-243 0 [4OCHF, 7-OMe
VI-244 | O |4-Me 7-OMe
VI-245 O }8,4-(0CH,CH,0)- 6,8-F,
VI-246 | O |3,4-(0OCH,CH,0)- 8F
VI-247 O |4-OMe 5-Br
VI-248 0 |4-F 5-F
VI-249 0 |3-F, 4 OEt -
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Tabela 67
—— 2 Xl e Rl
HOP NN
NS 2
a' F sR
7

Composto No. | X} R;‘_ B R?
VII-1 ola -
vIii-2 0O |Me —
VII-8 O |Et -
Vil-4 O |aPr —
vVII-5 Q |i-Pr —
ViI-6 O jcPr —
VII-7 O jn-Bu -
Vii-8 O |s-Bu —
ViI-9 O li-Bu -
VII-10 O {t-Bu -
VII-i1 O jc-Bu e
Vii-i2 O |n-Pen -
VIii-13 0O {e-Pen -
VIii-14 O |n-Hex —
VIii-15 O je-Hex —
VII-16 O |aCiH,y -
VH-17 O |n-CgHy4 -
VIi-18 O n-CyH,y —
VII-IS 0 B‘Cloz'lz‘l el
VII-20 O n‘Gqus _
VIiI-21 O (n-CyeHyg -
vil-22 | O |[CH,CH=CH, -
vil-23 O |{CH,C=CH -
vir2¢ | o [cH.CF, -
VII-25 | O [CH,CH,F -
VII-26 O |CH.CH:CI -
VIi-27 O {CH.CH,CF, —
VII-28 0 |CH,CH=CCl; -
vII-29 O 1CH,0Me —
ViI-30 O |{CH,OEt —
VII-31 O |CH(Me)OMe —
VII-32 O |CH(Me)OES —
VII-83 O |[CH,OPh -
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Tabela 68
Composto No. | x1 [g! Rz
Vil-34 O |CH,0CH,CH,0Me -
VII-35 | O |CH,OCH,CF, -
VII-36 O |CH(Me)OCH,CF, —
VII-37 8] CHp,OCHQ—(j? —
VII-38 0 CH(Me)OCHz—{(b -
VII-39 O |CH,OCH,CH,S0,Me -
VIiI-40 O |[CH,OCH,CH,CN —_
VII-41 0 [CH,O0CEO}X-Bu —
VII-42 O [CH,5Me -
VII-43 0O |CH,SMe —
VII-44 O |CH,SEt —
V1I-45 O |CH,S-n-Pr —
VII-46 O |CH(Me)SMe —_
VII-47 O |CH(Me)SEt -
VII-48 O ICH(Me)Sn-Pr -
ViI-49 O [CH,SOMe -
VII-50 O |CH,S0Et -
VII-51 O ICH,SO—-Pr -
VII-562 O |CH,SO,Me —
VII-53 0O |CH,80,Et —
VII-54 O |CH,SOyn-Pr e
VII-55 O |CH(Me)SO, Me -
VII-56 O |CH(Me)SO,Et -
VII-57 O |CH(Me)SO, n-Pr -
VII-58 O |CH,CH,0H -
VII-59 0 |CH,CH,OMe -
VII-60 0O |CH,CH,OEt -
ViI-61 O |CH(Me)CH,OMe —
VII-62 O |CH,CH,SMe —
VII-63 0 |CH,CH,SO,Me -
ViI-64 0 |CH,CH,CH,0Me —
VII-65 0 |CH,C(=0)Me —
VII-66 0 |CH,C(=0)OMe -
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Tabela 69
‘Composto Ne. | Xt [RY |R?
VII-67 O |CH,C(=0)OEt —
ViI-68 O |€HC(=0)On-Pr —
VII-69 O |CHC(=0)0i-Pr —
VII-70 0 |CH,C(=0)0t-Bu —_
VII-71 O |CH,;C(=0)NMe, —
vi-7z 1 O cn*zcw)—u;\o -
VII-73 O |CH,CN —
VII-74 O |CH,CH,CN -
VII-75 O |CHMe)CH,CN —
VII-76 O |CH,CH,CH,CN -
VIi-77 O |CH,CH,NO, —
VII-78 O |Bn -
VII-79 O |(2-F)Bn —
VII-80 O |[(3-F)Bn —
VII-81 O |(4-F)Bn -
VI1i-82 O [(2-CDBn —
VIii-83 ¢ {3-CDBn —
Vil-84 | O [{4-CDBn -
VII-85 | O |[(2-Me)Bn —
VII-86 O |(3-Me)Bn —
VII-87 O {(4-Me)Bn —
VII-88 O [(2-CF)Bn —
VII-89 O [(3-CFp)Bn —
VII-90 O {{(4-CF))Bn —
VII-91 O [(2-OMe)Bn —
Vii-92 O [(3-OMe)Bn -
Vii-93 O [(4-OMe)Bn —
VII-94 0O |(2,4-(0Me))Bn —
VII-85 O |(2,6-(0Me),)Bn —
VII-96 O |(8,5-(0Me),)Bn —
VIiI-97 O |CH(Me)PR -
VII-98 0 —<1;° —
vires | o| < -
ViI-100 | O "_<?soz -




Tabela 70
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CompostoNo. | X' [R' R?
Vi-i01 | O —@ ~
virwoz | 0| —C} —
virtos | o| —) _
NO
Me
virtoe | 0 |—< g -
-0
CFs
virws | o |—<CJ ~
0
Me
viris | o |1 _
oN
CFs
11~ o| ¢ -
VII-107 _(0}’
virios | o | <) -
N
‘ Me
virios | 0 | T -
-8
i J -
VI-110 | 0 —-@\,
Me
ViI-111 | © —q -
SJ
Me
vi-iz | o ‘@ -
Mé
CF
VII-113 | O —Q‘Z 3 -
mﬁ
N
vii-114 | O %s] -
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Tabela 71
Composto No. | X! |R! RZ
, - Me
VIi-ii5 (93 —¢ —
S
N CFg
ViI-11ié O & —
_.(Sj’
VII-i117 | O —(I;] -
Me
VII-1i8 | O ﬂf\r“g -
| N
Me
Vil-119 | O —<’N“h‘; -
N
Me
CFy
ViI-120 | O —-«H -
- Mé
vir-izt | o -Cs -
virizz | 0 [ o, -
vi-i12s | o -O —
vil-ize | o] - % -
Vi-i2s | O | =N so, -
VII-126 | © @ -
VIIe71 |0} 4 -
Cl
virizs | 0| N4 -~
Me
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Tabeia 72
Composto No. | X! |R' R?
VII-129 0 ;q / _
CFq
Vir-130 | 0| N4 -
Mo
<F 0¥ ;"""' ’F .
VII-131 | O "{,}
1-132 " M»a _
Vi-isz | 0 @—
VII-183 | O |- ;q_, Me _
V134 | O -—@«:ps ~
viriss | o | —<€ )-ome -
I-1 ——Q
Cl
VII-136 | O = _
e
N
Me
V37 | 0| _ _
8-
CFy
VII-138 O \_‘/ —
N
OMe
Virse | o | _/~ _
Nt
viri4o | O | T\ _
ViI-141 [ O |- \_36 a _
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Tabela 73
CompostoNo. | X! R}‘ N R
- VIii-142 O \”;5 Me _—
viI-i4g | o ‘Cx?—“" —
VII-144 | O QOMe —
145 | 0|~ N -
mis || <)
N=
Vii-146 Q —
N=
VII-147 | O —4&} -
CFy
N Me
Vil-148 O ——@Nii -
3514
VII-148 | O N"f:;hk -
N oM
i e -
viriso | 0| — ) ,
VIF-151 | 0 | — ;{N -
N4
NH,
VIF152 | O x -
VII-153 | O ‘Q;S} -
ViI-154 | O Q" F -
g
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Tabela 74
Comhbsto No. x‘ R’T RrR?
Res
VII-156 | O ' -
Vil-157 | O X —
o-F
F
vir-ise | o] cHz—(oj -
M
virrise | o | co<T _
o
Me
virriéo | 0 |cH.~C I -
oN
Vil-161 | O |NH, -
VII-182 O [NHMe —
VII-163 | O [NMe, -
ViI-164 | O {OMe —
Vil-165 | O |OEt -
VII-166 | O |Me 6F
vViI-167 | O |[Me 6-Cl1
VII-i68 ¢ IMe 6-ONde
VII-169 | 8 |Me -
VII-17¢ | O |CH,CH,CH=CH, -~
vii-172 | o |CH,CH,C=CH -
VII-174 O [CHMe)C(=0)0Ot'Bu -
VII-176 | O |[(2-OCHF,)Bn -
VI1I-176 | O |CH,CH,Ph -
ViI-177 | O CH2@ -
S
VII-178 | O CBz'N;A -
CF,




Tabela 75
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CompostoNo. | X1 {R! R?
E;C
vVii-17s | O =N -
CHg \ ﬁ
N
Me
N
viriso | o | CHe_D —
Me
VIF181 | O |CHy{ )Cl -
—N
vil-is2 | o 0 -
CH, Q
4
~_Me
ViI-183 | O CHzCHz'g?EE -
Me
viriss | 0| cH,cH,C X -
o-N
VII-185 | O |Be {8-Me
VII-186 | O [Bn 7-Me
VII-187 | O |Bn 6-Me
VII-188 | O [Bn 6-OMe
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Tabela 76
3
o x! 2/@_#;{12
HOJJ\H)LN x5
Ne Ay
| —5-R?
8~ 6
7
CompostoNe. | X! |R'? - R
VIII-1 O |- -
VIii-2 O |2-F —
vIIi-3 O [3F -
VIIT-4 O |4F .
VIII-B O |2-CI -
VIII-6 o |sa -
ViIr-7 0O [4-Ci -
Villi-8 O [2-Br —
VIiI-9 O i3Br -
VIiI-10 0O [4-Br -
VIII-11 O |2-Me —
VIII-12 O |8-Me o
VIII-13 0O |4-Me -
VIiII-14 O |2-Et -
VIII-15 o |3Et -
VIII-16 O |4°Et -—
VIII-17 Q |2-n-Pr -
VIiII-18 QO i3 nPr -
Vill-19 QO 4'n0Pr -
Viii-20 Q 2iPr -
Viil-21 O 3iPr -
VIII-22 O ({41Pr -
VIiI-23 O |2cPr -
VIIl-24 0O |3-cPr -
VII1-25 0O |4cPr -
VIIi-26 0 2-CF, -
VIIE:-27 0 |3-CFy —
viii-2s 0 (4CFy -
Viii-29 0 2-0H -
VIII-30 o |3-0H ~
VIII-31 O j4-CH e
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Tabela 77
CompostoNo. | X! [R!? R
VIII-32 O {2-OMe —
VIII-33 O |3-OMe -
VIil-34 O 14-OMe —
VIII-35 O |2-0Et —
VIII-36 O |3-0OE: -
VIII-87 O [|4-0Et —
ViIl-a& O |2-O-n-Pr —
VIII-39 O [3-O-n-Pr —
VIII-40 0 |4-O-n-Pr s
VIiI-41 0 |2-0-iPr -
VIIl-42 O |3-0-+Pr —
VIII-43 0O |4-O-i-Pr —
VIII-44 0O J|2-OrcPr —
ViIi-45 O |3-0O-¢Pr —
Viil-46 0O [4-C¢Pr —
VIII-47 o |2-0CH,CH=CH, -
VIII-48 | O |3-OCH,CH=CH, -
VIII-49 | O [4-OCH,CH=CH, —
VIII-50 O |2-OCH,C=CH -
VIiI-51 0O 13-0CH,C=CH e
VIII-52 o l4-0cH,C=CH —
VIII-53 0 |2-OCHF, -
VIil-54 0O {8-OCHF, —
VIII-55 O [4-OCHF, -
VIII-56 o |z-ocr, —
VIIH-57 O |3-OCF, -
VIII-58 O |4-OCF, -
VIii-59 O |2-OCH,CH,OMe —
VII-60 O |[3-OCH,CH,OMe —
VIII-61 o |4-0CH,CH,0Me —
VIII-62 o 2‘0052@ —
VI11-63 0 3—00}12(0]2 _
VIII-64 O 4’0CH2‘Q —
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Tabela 78
CompostoNo. | X! |R12 R?
VII-65 0 |2-:0C=0)Me -
VIII-66 0 |3-0C=0)Me -
VIII-67 0 |3-0C(=0)Me —-
VIII-68 0 [2-SMe -
VIII-69 0 [3SMe -
VIII-70 0 |4SMe —
VIII-71 0 [2-S0.Me -
VIII-72 0 |3-S0.Me -
VIII-78 0 [4SOMe —_
VIII-74 O |2-SCF, -
VIII-75 O |3-8CF, —
VIII-76 0 |4SCF, -
VII-77 0 |2-NO, —
VIII-78 0 13-NO, -
VII-79 0 |4-NO, -
VIil-80 O 2-NH, -
VIII-81 0 |3-NH, -
VIII-82 0 |4-NH, —
VIII-83 0 |2CN -
VIII-84 O {3-CN —
VI1i1-85 0O |4CN -
VIII-86 0 |2-C=O0)Me -
VIII-87 0 |3-C(=0)Me -
VIII-88 0 [4-C(=0Me —
VIII-89 0 |2-C(=0)0H —
VIII-90 0 [3-CE=OOH -
VIHI-91 0 |[4-C=0)0H -
VIII-92 0 [2-C(=0)OMe —
VIII-93 0 [3-C(=0)OMe -
VIII-94 0 [4-C(=0)0OMe -
VIII-95 O |2-CH,OMe —
VIII-96 0O |3-CH,OMe -
VIII-97 0 |4-CH,OMe -
VIII-98 0 |2,3F, -
VIII-89 0 |2.4F, -
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Tabela 79

CompostoNo. | X' |RI? Rr?
VIII-100 0 [2,6°F, -
VIII-101 0 |2,6-F, -
VIII-102 O |3,4F, —
VI-103 0 |3.5°F, —
VINI-104 0 |2,8-ClL, —
VIII-105 0 |2,4Cly -
VII-106 0O |2,6°CL; -
VIIi-107 O |2,6-ClL —
VII-108 0 |3.4°ClL -
VIII-109 O [3.5-CL —
VIII-110 O |2-F, 3-OMe —
VIII-111 0O |2-ClL 3-OMe -
VII-112 O |2-Me, 3-OMe -
VIII-113 O |2,3-(OMe), -
VIII-114 O [3-0Me, 4-F o
VIII-115 0O |3-:0Me, 4-Cl —
VIII-116 O |3-OMe, 4-Me -
VIII-117 O [3,4(OMe), -
VIII-118 O |3-OMg, 5-F —
VIII-119 O |8-OMe, 5-C1 —
VII-120 O |3-OMe, 5-Me —
Vill-121 0 |3,5-(OMe), -
VIiI-122 O |2-F, 40Me -
VIII-123 0O |2-ClL 4-0OMe -
VIII-124 0O [2-Me, 4-OMe -
VIII-126 0 |2,4-(0OMe), -
Vill-126 O |3-F, 4-OMe -
VIII-127 O |8-Cl, 4-OMe —
VIIi-128 O |3-Me, 4-OMe -
VIII-129 O |2°F, 5-OMe -
VIII-130 O |2-Cl, 5-OMe —
VIIX-131 0O |2-Me, 5 OMe -
VIII-132 o |2,6-(OMs), -
VIII-133 O [3,4,5-(0Me), -
VIII-134 o |- 6-F
VIII-135 O |4-OMe & F
VIII-136 o |- 6-Cl
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Tabela 80

CompostoNo.| X' |R'? R?
VIIF-137 O [4-OMe 6-Cl
VIII-138 o |- 6-OMe
VIII-139 O |4-OMe 6-OMe
VIII-140 s |- -
VIIT-141 S J|4-OMe -
VIII-142 O |2-F.5-CF; —
VIII-143 O |3-CF34F —
VIII-144 O |2'F,3-CF; -
VIII-145 O |3F,5-CF, -
VIII-146 0 ]2,3-(Me); —
VIII-147 O |2,4-(Me), —
VIII-148 O |2,5:(Me), —
ViIl-149 O |2,6-(Me), -
VIII-150 O [3,4-(Me)s —
Viii-151 O |3.5-(Me), —
VIII-152 O |3.5-(CFy; —
VII-153 O |2,6-(0OMe), -
VIIi-154 O |2-F, 3-C1 -
VIII-155 0o |2'F 4-Cl e
VIII-156 0 |2F 5Cl -
VIII-157 O |[3F, 4Cl e
VIII-158 0O |4'F 2Cl -
VIIL-169 O [4F 8Cl -
VIII-160 O |2°F, 3-Me -
VIII-161 O |2F, 4Me -
vII-182 O |2'F, 5-Me -
VIII-163 O |[3F, 2-Me -
VIII-164 0O |38F, 4Me -
VIII-166 O |3-F,5-Me e
VIII-166 O |4F, 2-Me e
VIlI-167 O |4F, 3-Me —
VIil-168 O |5F, 2-Me —
VIII-169 O |2-F, 4-CF, -
VIII-170 O |3-F, 4-CF, -
VIIf-171 O |4F, 2-CFy -
VIIi-172 O |3-F, 2-OMe -
VIII-173 O |4-F, 2-OMe —




Tabela 81
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ICompostoNo.] xt [gr* R®
viil-i74 | O |s-F, 2-OMe -
VIII-175 O |2-F, 4-OCHF: —
VIL-176 o |s-F, 4-oCHF, -
VIIE-177 O 4-F, 2-OCHF, -
VIII-178 o l4-F, 3-CN -
VIH-179 O |2-CL 4-Me -
VII-180 O [3-Cl 4-Mo -
VII-181 O [3-C1 4-OCHF, —
VIi-182 O [4-Mo, 3-CFy -
VII-188 O |4-Ma, 2-OMe -
VII-184 O |3-Me, 4-CN -
VII-185 O |4Me, 3-CN —
VIl 186 O {2,3,4-F; —
VIII-187 O 2,3,5F, -
VIl-188 0 |2,4,5F —
VIII-189 o |3.4,5F; —_
VIII-180 0 |2.8-F, 4 Me -
VIII-191 o |2,6-F,, 4-OMe —
VII-182 O |3,5F; 4-OMa —
VIIE-193 O |4-F, 2-C1, 6-Me -
VIII-194 o |- 7-Cl
VIII-196 o |- 6-Ma
VIII-196 o |- 7-Me
VIII-187 o |- 8- Me
VII-198 O [3-Me 8-Me
VIII-199 o |3-CF, 8-Me
VIII-200 O |4-OMe 8-Me
VIiI-201 O |8F, 4-Me 8-Me
VII-202 O |3F, 4-OMe 8-Me
VIII-208 o |- 8-OMa
VII-204 O |3-CF,4 8-OMe
VII-206 0 |3F, 4-Ms 8-Cl
VIII-206 O |3F, 4-Me 6F
VIII-207 o |3a-P, 4-Me 6-Cl
VIII-208 o |3F, 4-Me 7-Mo
VIII-209 O [a-F, 4-Me 6-Me
V1Ii-210 o |- 8-Cl
VII-211 O [3F, 4-Ma 6-OMe
VIII-212 o |3-0Bt -
VII-213 o |4-0OBt -
VIIL-214 0 |4-OMe 8-Cl
VII-216 o |- &-SMe
VIiii-216 O |8,4-(OCH,CH,0)- 6-OMe
VII-217 O |8F, 4-OEt -
vil-218 O {3,4-(0CCH,0)- Is-c1
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Exemplos especificos preferidos do composto representado
pela féormula [J1] e férmula [J2] que sdo intermedidrios de produgdo da
presente .invengdo sera mostrado na seguinte tabela 82 a Tabela 123.
Entretanto, o composto ndo se destina a ser limitado a estes compostos como

no caso do composto da presente invengao.

Tabela 82



0O X' o
Yy N
N 8
i \_.. R2
5NF T
6
Composto No. x |r* R
IX-1 0 Me —
IX-2 O Bt -
IX-3 O n-Pr -
IX-4 O iPr -
IX-5 0 e Pr -
IX-6 O n-Bu —
IX-7 O t-Bu —
IX-8 O  |¢cPen —_
IX-9 O n-Hex -
IX-10 O CH,CH=CH, -
IX-11 8] CH,C=CH —_
IX-12 o |CH.CF, -
IX-18 0 |CH;OMe -
1X-14 O CH,OEt -
IX-15 Q CH,0Ph —
IX-18 O CH,0CH,CH,OMe —
IX-17 O CH,OCH,CF; —
, 0
1X-18 o} CHQOCHg@ -
IX-19 0 CHQO CHgCHgSOgMe —
IX-20 0 CH,OCH,CH,CN —
IX-21 0 |CH,0C(=0)t-Bu -
IX-22 O CHzSMG b
IX-23 O CH:8Et ~—
IX-25 4] CH,S0,Et -
IX-26 O CH,CH,OMe -
IX-27 O |CH(Me)CH,OMe —
IX-28 O |[CH,CH;SMe —
IX-29 O CH,CH,SO,Me -
IX-30 8] CH,CH,CH,0Me -
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Tabela 83
CompostoNo. ] X' |R! T2
IX-31 0 |CH,C=O0Me -
1X-32 0 |CH,CE0)Ot-Bu -
» I\
IX-34 O ICH.CEO-N O -
2 \_/
IX-35 O |CH,CN —
IX-36 0 |CH,CH.,CN -
IX-37 O |Bn -
IX-38 0 |{2:CDBan -
1X-39 0 |{8-:CDBa -
IX-40 0 |(4-CDBn -
IX-41 0 |(2-OMe)Bn -
IX-42 0 {8-OMe)Bn -
IX-43 o {4-:OMe)Bn -
IX-44 0 [(2,6-(0Me);)Bn —
IX-45 o | - -
N-O
IX-46 o AO —
-5
1X-47 0 ~O ~
50,
IX-48 0 —@
IX-49 0 ——4;'0 ~
Me
IX-50 o |- -
N0
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Tabela 84
compostoNo. | X' |[R! R?
Me
IX-51 0 _(\:( -
S-‘
e
IX-52 o : -
;\I'N
Me
_ N
1X-53 o |—¢] —
J
N-..Me
IX-54 o -('S]( ~
Me
IX-55 0 N*( -
N-CF3
1X-56 0 - \?Ig -
N
Me
IX-57 0 _Cs -
TX-58 0 —Qoz -
1X-59 O Y/ -
N
IX-60 0 i‘q V3 —
Me
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Tabela 85
CompostoNo. | X! |[R! Rz o
IX-61 0 ( )F -
N
IX-62 0 - -
\)
I
IX-63 0 L )Me -
N
IX-64 0 __(”}—cp3 ~
N
IX-65 o0 |—_ )oMm -
Me
IX-66 0 == —
A\
N /
IX-67 0 @ -
\'N
IX-68 0 @—OMe -
N
N=
IX-69 0 |— :/> -
N
OMe
N=
IX-70 o | ) -
N
OMe
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Tabela 86
Composto No. x g R?
=N
IX-71 o __( _/) —
N
I1X-72 O 4%) -
IX-73 o Qo -
O’\
IX-74 QO -
7 O F
F
IX-75 9] O 0 -
| .0_)
IX-76 0 CHz‘{j -
0
Me
IX-77 0 CHz_(\]r —
oN
1X 0 7 Me
1X-78 ] -
CH, &
IX-79 0 NHMe —
IX-80 O Me 6-F
IX-81 O [Me 7-F
IX-82 G Me 5-Cl}
IX-83 0 |Me 6-Cl
1X-84 O Me 7-Cl
X85 | 0 [Me |8-c1
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Tabela 87
Composto No. X! IR! _ Rz
IX-86 0 |CH,CH,0Me 8-Cl
IX-87 0 [Me 7-OMe
IX-88 0O |Me 5-SMe
IX-89 O Me 7-SMe
IX-90 0 [Me 5-80,Me
IX-91 O [Me 7-S0,Me
IX-92 0 [Me 6-NO,
IX-93 0 |Me 7-NO,
IX-94 S |Me -
1X-96 0 -
t-Bu
IX-97 ) _ﬁ _
N0
Me
IX-98 o |- _
N"N\
Me
CFy
IX-99 0 —q -
AN,
N Me
N CFs
1X-100 O _<{ l, -
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Tabela 88
Composto No. x! R R?
S
IX-101 0 —4 \'& -
Nr
Me
1X-102 0 _ﬁr -
N
IX-103 o |— )B —
Ng
Me
IX-104 0 \***- -
N /
IX-105 0 —-ﬂ—m -
N=N
NHEt
N-{
NHi-Pr
1X-107 0 g —
N
Me O
IX-108 o NHe -
S
IX-109 0 *% -
o
I1X-110 0  |IN(Me)C(=0)Ot-Bu -
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Tabela 89
Composto Ho. X' R R
1X-111 o \ /-O0Me 5-F
N
X-112 8 Ba 6¥F
Me
IX-113 o | 6-F
NO
IX-114 0 |Me 5-CH,OMe
IX-116 ) \—, Me 5,7-F,
IX-116 0 7-Cl
IX-117 o 5-Cl
IX-118 o 5-Cl
1X-119 o] 7-Me
IX-120 o 1\4 / 6-CFg
Me
=N
IX-121 o —{- Me —
\
IX-122 0 AQOMe 5-C1
N
IX-123 o 1‘\} 4 6-F
Me
Ne
IX-124 0 - 1 —
S e
1X-125 o —Q‘Me 5-F
N
1X-126 o —QMe 5-Cl
IX-127 o h—/ Me 5-Me
IX-128 o _{};“T’MB 5-Me
0 N,Me
IX-12 o -
: X rom




164

Tabela 90
3
o l._ N \; ]
X 8
Ay
8
Composto No. | X! iR® R?
X-1 0O j—- -
X2 O |2F -
X-3 Q 13F -
X-4 O |4-F _
X5 QO |2-Cl -
X-6 - 0 |3-C1 -
X7 - O |4-Cl -_—
X-8 L O |3-Me -
X-9 O |4-Me -
X-10 O |3-Et -
X-11 0 |48t -
X-12 O 34iPr -
X-13 O 4cPr —
X-14 O |3-CFg —
X-15 O |4-CF, -
X-16 0 [4-0H -
X-17 O |2-OMe —
X-18 0 |3-OMe -
X-19 0O |4-OMe —
X-20 | O |3-OEt -
X-21 0 [40Et -
X-22 O 13-OnPr —
X-23 O 13-0-iPr -
X-24 O {4-01+Pr -
X-25 O |4-0CH,CH=CH, -
X-26 0 |4-0CH,C=CH -




165

Tabela 91
Composto No. X?» Ri? R2
X-27 O |3-OCHF, —
X-28 O |4-OCHF, —
X-29 0 |3-OCF, -
X-30 0. 4’-OCH'2@ —_
X-31 0 [3-SMe -
X-32 O |4-SMe —
X-33 O [3-SO,Me -
X34 | O [4-SO,Me -
X35 | O [2-NO, -
X-3¢ | O |3-NO, —
X-37 0 |4'NO, —
X-38 O i3-CN —
X-39 O [4-CN —
X-40 O 14-CEO)Me —
X-41 0O [4-C(=0)OMe -
X-42 O |4-CH,0Me -~
X-43 O |3-0Me, 4-C1 —
X-44 O |3-OMe, 4-Me —
X-45 0O |3,4-(0OMe), o
X-46 O |3,5-(OMe), -
X-47 O [2F, 40OMe -
X-48 O |2-C1, 4-OMe -
X-49 0 |2,4-(0Me), -
X-50 O [3°F, 4 0OMe —
X-51 O [3-Cl, 4-OMe -
X-52 O |3-Me, 4-OMe —
X-53 O {8,4,5-(OMe), —
X-54 O [4-OMe 5F
X-55 0 |4-OMe 6-F
X-56 0O |4 0OMe TF
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Tabela 92
Compesto No. | X* |R¥ R
X-57 0 |4-0Me 8F
X-58 o |— 5-Cl
X-59 o |- 8-Cl
X-60 O |4-OMe 5-Cl
X-61 O {4-OMe 6-Cl
X-62 O |4-OMe 7-Cl
X-63 O |4-OMe 8-Cl
X-64 o |4-0CH,CN —
X-65 . O |4-OCHycPr —
X-66 O |4-OCH,CF, -
X-67 O |4-NMe, —
X-68 0 [8,4-Me, —
X-69 O |2-F, 4-Me —
X-70 O |3-F, 4-Me —
X-71 O |3:-Me, 4-F —
X-72 0 [2-Cl 4-Me —
X-73 0O [3-Cl, 4-Me —
X-74 O |3-OEt, 4-OMe —
X-75 0 |2,3,4-(OMe), -
X176 | O |2,5F, 4-OMe —
X-77 0 |3,56-F,, 4-OMe —_
X-78 O |3,5-Cl,, 4-OMe -
X-79 0O |3,4-(CH,CH,CH,)- —
X-80 O |3,4(CH,CH,CH,CH,)- —
X-81 O |3,4(CH,OCH,)- -
X-82 O |3,4(0CH,;0)- 7-F
X-83 O |2,3-(OCH,CH,0)- -
X-84 O |3,4-(0CH,CH(Me)O)- -
X-86 O |3,4-(0OCH,CH,CH,0)- —
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Tabela 93

CompostoNo. | X' |R'2 R
X-86 o |- , 5-F
X-87 O |3,4,5-(0OMe), 5-F
X-88 O |3,5-F,, 4-OMe 5-F
X-89 0 |3,4-(0CH,CH,0)- 5F
X-90 o |- 6-F
X-91 O |3,4,6-(0OMe), 6-F
X-92 0 |[3,4-(0OCH,0) 6-F
X-93 0 |3,4(0CH,CH,0)- 6F
X-94 0 |- 7-F
X-95 0 |3,4-(OCH,CH,0)- 7-F
X-96 0 |- 8-F
X-97 0 |- 5-Me
X-98 O [4-OMe 5-Me
X-99 0O |4-OMe 6-Me
X-100 O |4-OMe T-Me
X-101 O |3,5-F,, 40Me 7-Me
X-102 o |- 6-CF,
X-103 o |- 6-OMe
X-104 0O |4-OMe 16-OMe
X-105 o |- 7-OMe
X-106 0 |4-OMe 7-OMe
X-107 O |2,56°F, 4-OMe 7-OMe
X-108 O |3,5-F, 4-OMe 7-OMe
X-109 o |- 8-OMe
X-110 O [4-OMe 8-OMe
X-111 O |4-OMe 5,6-F,
X-112 O [4-OMe 5.7-F,
X-113 o |- 6,7-F,
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Tabela 94

 Composto Ne. | X' |R!® RZ

 X-114 o |- 6.8F,
X-115 O |4-OMe 5,7-Cla
X-116 O {4-OMe 6-F, 7-OMe
X-117 0O |[3-F, 4$OMe 5-Cl1
X118 0O ]4-OMe 5,6,8-F3, 7-OMe
X-118 0O |- 7-CFq
X-120 O K¥-F T-OMe
X-121 O 4-0OCHF, 7-OMe
X-122 O [4-Me 7-OMe
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Tabela 95
0 xt o
cr Yy N
N~ .
St & sR
7
Composto No. | X' |R R?
XI-1 0 |Me o
XI1-2 O |Et -
XI-3 O |a-Pr -
XI-4 O |+Pr -
XI-5 0 |n-Bu —
XI5 O [s-Bu -
XI-7 0 |CH,CH=CH, —
XI-8 0 |CH.,C=CH —
X1-9 0O |CH,CFy —
XI-10 0 |CH,CH.F -
X1-11 O |CH,OCH,CF, -
XI-12 O |CH;SMe -
XI-13 0 |CH;CH,0Me —
XI-14 O |CH(Me)CH,OMe -
XI-15 | O |CH,C(=0)OEt -
XI-16 | 0 |CH,C(=0)0t-Bu —
XI-17 | O |Bn -
XI-18 0 |(@-F)Bn -
X1-19 O |(2-C)Bn -
XI-20 | O [(2-CFyBa -
Xi-21 0 |(3-CFyBn -
X1-22 O |(2-OMe)Bn -
X1-23 0 [CHMe)Ph —
at
Xi-24 0 | \ 3
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Tabela 96
Compn_sfo Nﬁ. XI R R?
CF3
X1-25 s O ‘q -
N
Me
X126 | O \_/ -
N—
XI-27 0 N-{ -
Me
X
XI1-29 0 -
X3 |0 —Qe -
o
XI-31 0 ’ 0 -
AT
F
XI-32 | O “Q;‘) -
Me
XI1-33 8] g ) -
~_.Me
X1-34 O|cy,~ I -
Xi-35 O [Me 6-Cl
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Tabela 97
CompostoNo. | X! [R} R’
XI-36 0 [Me 6-OMe
XI-37 | O [CH,CH,CH=CH; -
XI-38 0 |CH,CH,CH=C(Me), —
X1-39 0 |CH,CH,C=CH -
XI-40 0 [CH;CH,C(Me)=CF, -
XI-41 0 [CH(Me)C(=0)0t-Bu -
XI1-42 O [(2-OCHF2)Bn —
XI-44 o Cﬂg@ -
S A
T
xi-45 | o |CHgN _
N® F.
3
- FiC
X1-46 0] *N —
s CH A
| ? \ Nx )
Me
N-~
XI-47 QO CHg‘u —
Me
X48 | O |CHy4 )-Cl -
Xi48 | O ‘—, O -
CHg'
2l d
Me
XI-50 0 H.C 1 —
c zmg-g}g
Me
X1-51 0 CH,CH, ‘@; _
XI-52 O |Bn 8-Me
X1-53 Q [Bn 7-Me
XI-54 O Bn 6&-Me
XI-65 O |Bn 6-OMe
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Tabela 98
3
0 xi i@*fam
R~
Cr Yy NP
N_A
8 NF 6
A 7
Composto No. X' |r*? R?
XiI-1 0 |- -
X¥i-2 0 |2-F -
XII-3 0O |3F -
XI1-4 O j4F -
XII-5 0 |2Cl -
XI11-6 0 i3Cl -
X11-7 0 [4Cl -
X11-8 O i3-Br -
X11-9 O [4Br —
XiI-10 0O [2-Me —
XiI-11 O (3-Me —
XI-12 0O [4Me —
XI1-13 O [3Et -
XI1-14 0O |4-Et -
XII-15 0O |41Pr -
XII-16 0O |4cPr -
XII-17 0 |2-CF, -
X1I-18 0 |[8-CF, -
XII-19 0 |4CF, =
XI1-20 0O [2-OMe ~
XII-21 0O [3-OMe -
X11-22 O [40Me —
X11-23 0 |2-OCHF, —
XI1I-24 O |3-OCHF, —
XI1I-25 O 4-OCHF, -
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Tabela 99
CompostoNo. | X! |RI2 Rz
XIiI-26 O |2-OCF, -
XI1-27 O |3-OCF, —
XI11-28 O |[4-OCF, -
XI1I-29 O |4-SCF, ~
XII-30 0O [3-CN —
XI1I-31 0 (2,3F, —
XI1-32 0 |[2.4F, —
X11-33 0 |2,5°F, -
XII-34 O |2,6F, -
XI1-35 0 |34F, -
XI11-36 0 |3,5F, -
XI11-37 0 |2,3-ClL -
XII-38 0 |2,4-ClL -
X11-39 0 |2,5-ClL, -
XI1-40 0 |2,6Cl, -
XI1-41 O [3,4Cl, -
XI1-42 o [3,5-Cl, -
XI1-43 0 [2,3-(OMe), -
XII-44 O |3-OMe, 4-F -
X1I-45 O |[3-OMe, 4-Me -
XII-46 O |3,4-(OMe), -
X11-47 O |3-OMe, 5-F -
XII-48 O |3,6-(0Me), -
XI1-49 O |2-F, 4-OMe -
XII-50 0 |2,4-(OMe), -
XII-561 O [3F, 40Me —
XI1-52 O |3-Cl, 40Me —
XII-53 O [3-Me, 4-OMe -
XI1I-54 0 [2,5-(OMe), -
X1I-55 O ]3,4,5-(0Me), -
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Tabela 100

CompostoNe. | X1 (g% R?
XII-56 o |- 6-F
X11-57 O |4-OMe 6-F
XI1-58 o |- 6-Cl
XTIi-59 0 |4-OMe 6-Cl
XI1I-60 0 [4-OMe 6-OMe
X1I-61 0 |2°F,5-CF; -
XII-62 O [3-CFy4-F —
X11-63 0 [2:F,3-CF, —
XI1-64 O |3-F,5CF, -
XI1-65 0 (2,5-(Me), -
XII-66 O |3,4-(Me), -
XII-67 O 8,6-(Me), -
X11-68 O [3,5:(CFy), -
XI1-69 O |2,6-(0Me), -
XI1-70 O |2-F, 3-C1 -
XII-71 O |2F, 4C1 -
X1I-72 0 |2F, 5-C1 -
XI1-73 O |3F, 4Cl -
X11-74 O |4-F, 2-Cl —
XII-75 O |4F, 3-Cl -
XI11-76 O |2F, 3-Me -
XI11-77 O |2F, 4-Me ~
X178 | O [2F, 5Me =
XI1-79 O |3-F, 2-Me ~
XI1-80 O |3-F, 4Me -
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Tabela 101
Composto No. X! R RZ
XII-81L 0O |3-F, 6-Me —
XII-82 O |4°F, 2-Me -
X11-83 O |4F, 3-Me —
XII-84 O |5-F, 2-Me -
XII-85 O |2-F, 4-CF, —
XII-86 O |3-F, 4-CF, —
X1I-87 O |4-F, 2-CF, —
XII-88 0 |3-F, 2-0Me -
XII-89 O |4-F, 2-OMe -
XII-90 O |[5-F, 2-OMe -
X11-91 0 |2F, 4-OCHF, -
X11-92 O |[3-F, 4-0OCHF, -
XI1I-93 0 |4-F, 2-OCHF, -
X11-94 0 |4F 3-CN -
XI1-95 0 |2-ClL, 4-Me -
X1I-96 0 {3-CL, 4Me -
XII-97 0 |3-C1L, 4-OCHF, —
X11-98 0 |4-Me, 3-CF —
XI1-99 0 |[4-Me, 2-OMe -
XII-100 | O |3-Me, 4-CN —
XII-101 O |4-Me, 3-CN -
XII-102 0 |2.34F, —
X11-103 0 |235F, —
XI1-104 0 |2,45F, —
XII-106 0 [3.4,5F, -~
XII-106 0 |2,3F, 4 Me -
XII'107 | O [2,6°F,; 4-OMe -
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Tabela 102

Composto No. x! |12 | R3 ]
X11-108 O |3,6'F, 4 OMe —_
X11-109 O |4-°F, 2-C], 5-Me -
XI1-110 o |- 7-Cl
X11-111 o |- 6-Me
X11-112 0O |- 7-Me
XII-113 o |- 8-Me
XiI-114 O |3-Me 8-Me
XiI-115 0 |3-CFy 8-Me
XiI-116 O 14-OMe 8-Me
X11-117 O |3-F, 4-Me 8-Me
XI1I-118 O |3-F, 4OMe 8-Me
XII-119 o |- 8-OMe
X11-120 O |3-CF, 8-OMe
XI1-121 O |[3°F, 4-Me 8-C1
X11-122 O |3-F, 4Me 6-F
XI1-123 O |3-F, 4-Me 6-Cl
X11-124 O |3F, 4 Me 7T-Me
X11-125 O |3-F, 4-Me 6-Me
X11-126 o |- 8-Cl
X11-127 O [3-F, 4Me 6-OMe
XII-128 O |3-0OEt -
XII-129 0O [4-0Et ' -
XII-130 O }4-OMe 8-Cl
XII-131 o |- 6-SMe
XII-132 O 13,4(0CH,CH,0)- 6-OMe
XI1-133 O |3°F, 4-0OFEt -
XI1-134 0 |3,4(0CH,0)- 8-Cl
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Tabela 103
0o Xx! Rl
e
NC™ Y N
N 8
I \..........RZ
b NF T
6
CompostoNo.| x! |R' Rr2
XIiII-1 O Me -
XT1I1-2 3] Et —
XIII-3 O n-Pr _—
XiI1-4 O i-Pr -
X11I-5 O c-Pr —
XIII-8 O n-Bu -
XII1-7 O t-Ba —
XI111-8 O cPen —
Xi11-9 0] n-Hex —
XI11-10 o CH,CH=CH, -
XI1-11 ¢ |CH,C=CH -
X112 0 CH.CF; —
XI11-13 0 [CH,0Me -
XIH-14 0 CH,0Et -
XII- 15 0 {CHOPFh -
XItI-16 0 CH,OCH.CH,O0Me -
XIII-17 0 |CH,OCH,CF, -
. 0,

XI11-18 0o |CH 0 GH,_-Q -
X111-19 4] CH,0CH,CH.SO;Me —
XI11-20 O CH,OCH;CH,CN —
XIII-21 4] CH,0C(=0}-Bu —
XIII-22 0 CH,8Me -
XI11-23 8] CH;SEt —
XI111-24 O CH,SO.Me —
X111-25 o CH,SO,Et -
Xii-26 0 CH,CH,0Me —
XIr-27 0 |CHMe)CH,OMe —n
XIi-28 o CH,CHSMe —
XIi1-29 0 CH,;CH,SO;Me —
XIf1-30 O CH,CH,CH,OMe —
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Tabela 104
Cornposto No. Xl ' R T - 32 7
XI11I-31 0 |CH,C(=0)Me —
XII1-32 0 |CH,CE0)0-t-Bu —
XIII-33 0 |CH,C(=0)NMe, -
. I\
X1II-34 0 CHEC(—*O}-N \_/0 -
X11I-35 0 |CH,CN —
XI1L-36 0 |CH,CH,CN -
XIII-37 0O |Bn —
XII1-38 0 |(2-C)Bn —
XI111-39 0 |(3-CDBn —
XIII-40 0 |(4-C)Bn -
XIII-41 0 [(2-OMe)Bn -
XT11-42 0 |(3-OMe)Bn -
XT11I-43 0 |[(4-OMe)Bn —
X111-44 0 |(2,6:(0Me),)Bn -~
ximras | o | —{ ) -
N0
XIII-46 o _O -
S.
XI1I1-47 0 —
0,
XIT1-48 0 o
XI11-49 0 ——4;‘) -
Me
X111-50 o | —
NO
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Tabela 105
Composto No. ¥ Irt R2
Me
XII-51 0 _(/\;r —
S-
e
X111-52 0 Il -
NN
Me
_ N
XI11i-83 O __Q ’ —
J
N. Me
XIII-54 0 —{fsj _
. Me
XI11-65 o] _(\N*r -
N0
N~ CF3
XI11-56 o — ?q/ —
Me
XIH1-57 0 —Q -
XI1I-58 %) —Csog -
XIII-59 O N\ -
N
XIII-60 0 " ;q,/ -
_Me




Tabela 106

Compﬁsfu No.} X' IR! R?
XIII-61 0 { F -
N— 4
XI11-62 o 4 ) -
N
XII1-63 o . )Me -
N
XIIT-64 o) —-{j}—cpa -
N
XII1-65 0 QOM& -

Me
X1I1-66 0 = -
TR
N /
xurer | o |~ ) =
N
XITI-68 ) \ )-OMe -
N
N=
¥ues | o | :/> -
N
OMe
N=
N
OMe
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Tabela 107

| Composto No. xt Ir! r?

| X111 (;N -

71 0 — j :
N /
Xi11-72 0 ‘% -
XIII-73 0 “‘Qo ~
0)
XIII-74 0 0‘ . —
%
XIII-75 0 O D} -
XITI-76 0 CHz—Q -
XII1 ; ~Me
11-77 O CHz _ {\I
0—
_ Me

X111-78 o CH,~< T -
X179 0 |NHMe -
XITT-80 0 [|Me 6-F
XIII-81 0 |Me 7-F
XHI-82 0 [Me 5-Cl
XI1-83 0 [Me 6-Cl
XII1-84 0 [Me 7-Cl
XIII-85 0 |[Me 8-Cl
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Tabela 108
Composto No. xl Rl . Rz .
XI11I-87 O Me 7-OMe
XIII-88 O Me 5-SMe
XIII-89 0 Me 7-SMe
X111-90 0 |Me 5-S0;Me
XIII-91 0 Me T-80,Me
XI111-92 0 |Me 6-NO,
XII1-93 0 |Me 7-NO,
X111-94 S Me —
XI11-95 O ' —
XII1-96 0 -
t-Bu
XHI-97 0 _<%{ -
N‘O
Me
xures | o |—Y _
NN
Me
CF;
xures | o | _q -
AN
N Me
N-_-CF3
XIl1-100 O __(f l —
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Tabela 109
Composto No. x! Irt R*
S
X111-101 0 —4& ?E\I _
No
Me
xroz | o |—CU -
NN
XI11-103 — B -
XIII-1 0 ——(;q}— r
Me,
XIII-104 o) = _
N/
N
X1I1-105 0 —Q—cx -
NHEt
XI1-106 | O --(\N:<N -
N
NHi-Pr
X107 | O Q ' -
N
Mé O
X108 | O O Ne -
o
XmI-109 | 0 -
o
XII-110 O IN(Me)C(=0)Ot-Bu —
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Tabela 110
CompostoNo.] X! [R' N R
XHI-111 0 \ I\Il OMe 5F
XIIT-112 0 |Ba &F
Me
XHI-113 0O = &-F
—~3
XIH-114 0 |Me 5-CH,OMe
XII-115 o .\— e 5,7°F,
N
XI1-116 o] W 7-Cl
XII1-117 0 |[Et 5-Cl
XUI-118 0 |nBu 5-Cl
XII-119 o \—/ Me 7-Me
XIII-120 0 i@ 4 6-CF,
. =N
xwzt | o | — >me -
N
XIH-122 0 Wat 5-Cl
N
XIII-123 o N /4 6-F
XIM-124 o] —~<& |l -
Me
XIII-126 o —@L@ 5F
- T Mo -
X126 | O —-@ 5-Cl
Xmr27 | o -—g}m 5Me
XIII-128 o Y7 OMe 5Me
O ’Me
XIrizs | © ‘thCF -
\_4 8
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Tabela 111
3
0 x @?Rw
NG ONTYR
N8
' ...._.RZ
5 1
6
Composto No. | X! R R?
XIV-1 o |- -
XIV-2 O |2-F —
XIV-3 O |3F -
XIiv-4 O |4F -
XIvV-5 0 |2-C1 -
Xiv-6 O |8-C1 -
XIv-7 0O |4-Cl1 -_
Xiv-8 O [3-Me -
Xiv-9 0O |4-Me -
XIv-10 0O I3-Et -
XIV-11 O 4-Et —
XIv-12 O [31Pr —
XIv-13 0O 4¢cPr —
Xiv-14 | o |a-CF, -
XIV-15 | 0 [4-CF, -
XIV-16 0 |4-OH -
XIvV-17 O 12-OMe -
XIv-18 0 [13-OMe -
XIV-19 O |4-OMe -
XIvV-20 O I13-0Et —
X1v-21 O [4-0Et —
XIv-22 0O |3-OnPr -
XIV-23 | O [3-0-iPr -
XIV-24 0 {4-0-i-Pr -
X1v-28 0O [4-OCH,CH=CH, —_
XIv-26 | 0 |4-OCH,C=CH -
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Tabela 112
CompostoNo. | X! |R!? R?
XIV-27 O |3-OCHF, —
XIV-28 0 |4-0CHF, —
XIv-28 | O |3-OCF, —
XIV-30 0 40{:}&@ —
XIV-31 0O |3-SMe -
Xiv-32 O |4-SMe -
XIV-33 0 |3-sO.Me —
XIV-34 0 [4-50,Me —
X1V-36 0 |2-NOo, —
XIV-36 0 [3-NOo, -
XIV-37 | O |4-NO, —
XIV-38 O (3-CN -
XIV-39 O [4CN -
XIV-40 0 [4-C(=0)Me -
XIV-41 0 |4-C(=0)OMe -
X1v-42 O |4-CH,0Me —
XIV-43 | O |3-OMe, 4-Cl -
XIV-44 O |3-OMe, 4-Me -
XIV-45 0 |3,4-(OMe), —
XIV-46 0 138,5-(0Me), -
XIV-47 O [2-F, 4-OMe —
XIV-48 0O |2-Cl, 4-OMe -
XIV-49 0 |2,4-(0OMe), -
XIV-50 O |3-F, 4-OMe -
XIV-51 O [3-ClL 4-OMe -
Xiv-52 O |3-Me, 4-OMe -
XIV-53 0 |3,4,5-(OMe), -
XIV-54 O |[4-OMe 5-F
XIV-55 O [4-OMe 6F
XIV-56 0 [4-OMe 7-F
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Tabela 113
Composto No. X_j “ R B2
XIV-57 0O |4-OMe 8F
XIV-58 0 |— 5-Cl
XIV-59 o |- 8-Cl
XIV-60 0O |[4-OMe 5-Cl
XIv-61 O |4-OMe 6-Cl
XIV-62 O |4-OMe 7-C1
XIV-63 O |4-OMe 8-Cl
Xiv-e4 | O |[40CH,CN -
XIV-65 O |4-OCH - c-Pr -
XIV-66 O [4-OCH,CF, —
XIV-67 O [4-NMe, -
XIV-68 0 |3,4Me, —
XIV-69 O |2-F, 4-Me —
XIvV-70 O |3-F, 4-Me —
X1v-71 0 [3-Me, 4°F —
XIV-72 0 [2-Cl, 4-Me —
XIV-73 QO {3-Cl, 4-Me -
XIV-74 O 18-0OEt, 4-OMe -
XIV-75 0 |2.3,4-(0Me), —
XIV-76 O |2,6'F,, 4-OMe —
XIV-77 0O |8,5F;, 4OMe -
XIv-78 0 |3,5-Cl;, 4-OMe —
XIvV-79 0 |3,4-(CH,CH,CH,)- —
X1V-80 0 |3,4-(CH,CH,CH,CH,)- -
XIv-81 O [3,4-(CH,OCH,)- -
XIV-82 0 |3,4-(0CH,0)- 7-F
XIV-83 0 |2,3-(0CH,CH,0)- -
XIV-84 0 13,4-(OCH,CH(Me)0)- -
XIV-85 O 3,4 (0CH,CH,CH,0)- -
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Tabela 114
CompostoNo. | x¥ [R!*? R
Xiv-es | o |— 5-F
XIV-87 0 [3,4,5-(OMe), 5-F
X1v-88 O 13,56-F,, 4-OMe 5F
XIv-89 0 |3,4-(0CH,CH,0) 5F
XIV-90 o |- 6F
XIv-91 0O 13,4,5-(OMe), 6F
XIV-92 0 13,4-(0CH,0)- 6-F
XIv-93 0 |3,4-(0CH,CH,0}- 6F
Xiv-94 O |- 7-F
XIv-95 O |3,4-(0CH,CH,0)- 7-F
Xiv-96 o |- 8F
Xiv-97 o |- 5-Me
XIV-98 0 |4-OMe 5-Me
XIV-99 O |4-0OMe 6-Me
XIV-100 0O {4-OMe 7T-Me
Xiv-101 | O |3,5-F,, 4-OMe 7-Me
XIv-102 | O |— 6-CFy
XIv-103 | O |— 6-OMe
XIv-104 | O |4-OMe 6-OMe
XIv-105 | O |— 7-OMe
XivV-106 O }4-OMe T-OMe
Xiv-107 | O |2,5-F, 4-OMe 7-OMe
XIv-108 | O |3,6°F,, 4-OMe 7-OMe
Xiv-109 | O |- 8-OMe
XIV-110 | O [4-OMe 8-OMe
XIV-111 | O |4-OMe 5,6-F,
XIv-112 O 14-OMe 5,7-F,
XIv-113 | O |— 6,7-F,




Tabela 115

189

CompostoNo. | X* |R"® R*
Xv-i14 | o |- 6,8F,
XIv-115 | O |4-OMe 5,7-Cl,
XIvV-116 0 |4-OMe 6-F, 7-OMe
Xiv-117 O |3-F, 4-OMe 5-Cl
Xiv-118 O ]14-OMe 5,6,8-F3, 7-OMe
xiv-11e | o |- 7-CF,
Xiv-120 O 4F 7-OMe
XIv-121 O [4-OCHF, 7-OMe
XIv-122 O [4-Me 7-OMe
XIV-123 | O [4-OMe 5-Br
XIvV-124 O j4F 5-F

_XIV-125 | O |3-F, 4-OEt -
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Tabela 116
0 X! Rl
N Y N
N i t..N_.B}
8\ 6
7

Composto No. | X! [R? R®
XV-1 O [Me —
XV-2 O |Et -
XV-3 O in-Pr —
XV-4 Q li-Pr —
XV-5 O {n-Bu —
XV-6 Q |s-Bu -
Xv-7 | 0 |CH,CH=CH, -
Xv-8 | 0 |CH,C=CH -
Xv-s | O |CH.CF, -
XV-10 | O |CH,CH,F ~
XV-11 | O |CH,OCH,CF, -~
XV-12 0 |CH,8Me -
Xv-13 | O |CH,CH,0Me -
XV-14 O |CH(Me)CH,OMe -
XV-15 0O |CH,C(=0)OEt -
Xv-16 | O |CH,C(=0)0tBu —
XV-17 O [Bn —
XV-18 0 |{(2-F)Bn -
XvV-19 0 {(2-CDBn -
XV-20 0 |(2-CFyBn —
Xv-21 | O |[(3-CFpBn -
XV-22 0 {(2-OMe)Bn —
XV-23 | O |CH(Me)Ph -

, &3

XV-24 | O -@S




Tabela 117

191

Composto No. | X! [R} R?
CF3
y,
Me
Xv-26 | 0 —{7 -
N—-;:-
xv-27 | o| N4 -
Me
N
XV-29 O —-@ -
XvV-30 | O -Qo -
QJ
Xv-31 |0 Q ' -
F
Xv-32 |0 ‘Q}“} -
Me
XV-33 0 ng_(\;f -
o-N
Me
XV-34 O|CcH.-C i -
XV-35 O [Me 6-Cl




Tabela 118

192

Composto No. | XX |R* R?
ZV-36 O |Me 6§-OMe
XV-37 | O |CH,;CH,CH=CH, —
XV-38 0 |CH,CH,CH=C(Me), -
Xv-39 | O |CH,CH,C=CH —
XV-40 O |CH,CH,C(Me)=CF, -
XV-41 O |{CH(Me)C(=0)0t-Bu -
XV-42 O |(2-OCHF,)Bn —
Xv-43 | O |CH,CH,Pb -
Xv-44 | O C-Hg‘@ -

S
. S
Xv-45 | O CHz“N;rl -
CF,
F3C
XV-46 0 *N -
CH )
"Me
N
XV-47 o) C-ng -
Me
XV-48 0 CHg \ L4 Cl -
-N
Xv-49 | O 0 —
ey
29
Me
XV-50 0| CH,CH I -
20T
Me
XV-52 O |Bn £-Me
XV-53 O |Bn 7-Me
xV-b4 O |Bn 6-Me
XV-55 O |Bn 6-OMe
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Tabela 119

e

Composto No.

XVI-1
XVI-2
XVI-3
AVI-4
XVI-5
XVI-6
XVI-7

2-Cl

3-Cl

4-Cl

3-Br
4-Br
2-Me
3-Me
4-Me
3-Et
4-Et
4-i-Pr
4-cPr
2-CF,
3-CFy
4-CFg
2-OMe
3-OMe
4-OMe
2-0OCHF,
3-OCHF,
4-0CHF,

QO QOO0 00O LOOOLOOLOOQCQOOO0O0C0CCO0




Tabela 120

194

CompostoNo. | ¥! |R!2 R2
XVI-26 0 |2-0CF, -
XVI-27 0 |[3-OCF,; -
XVI-28 O |4-0CF, -
XVI-29 O [4-SCF, -
XVI-30 0 |3-CN -
XVI-31 0 |2.3F, —
XVI-32 0 |[2,4F, -~
XVI-33 0 |2,5°F, —
XVI-34 0 |2,6F, —
XVI-35 0 |8,4F, —
XVI-36 0 |[3,6F; —
XVI-37 o [2,3-ClL -
XVI-38 0 [2,4-ClL -
XVi-39 0 |2,5-Cl, -
XVI-40 0 |2,6Cl, -
XVI-41 0 |3,4CL —
XVI-42 0 [3,6-CL —
XVI-43 0 2,3-(OMe), -
XVI-44 0 |3-OMe, 4-F —
XVI-45 0O {3-OMe, 4-Me —
XVI-46 0 |[3,4-(0OMe), —
XVI-47 0 |3-OMe, 5-F —
XVI-48 0 |3,5-(0Me), -
XVI-49 0 |[2F, 4-OMe —
XVI-50 0 12,4 (0OMe), -
XVI-51 O |3F 40Me —
XV1-52 0 |3-Cl, 4OMe -
XVI-53 O |3-Me, 4-OMe -
XVI-54 0 |2,5-(OMe), -
XVI-55 0 |8,4,5-(OMe), -




Tabela 121

195

Comp‘ostn Mo. | X! |R!2 R
XVI-56 o |- 6F
XVI-57 O [4-OMe 6F
XVI-58 o |- 6-Cl
XVI-59 0 [4-OMe 6-Cl
XVI-60 0O [4-OMe 6-OMe
XVI-61 0 |2-F5-CF, -
XVI-62 O |3-CFy4-F -
XVI-63 O |2-F.3-CF, -
XVI-64 O |3-F,5-CF, -
XVI-65 0 |2,5-(Me), -
XVI-66 0 |[3,4-(Me), -
XV1-67 O [3,5-(Me), -
XVI-68 0 |[3,5-(CFy, -
XVI-69 O |[2,6-(0Me), -
XVI-70 O |2-F, 3-C1 -
XVI-71 O |2F, 4-Cl -
XVI-72 0 |2F 5-C1 —
XVI-73 O |3F, 4-Cl —
XVI-74 0 |4F, 2-C1 -
XVI-75 0 |4F, 3-Cl -
XVI-16 O |2F, 3-Me —
XVI-77 O |2-F, 4-Me —
XVI-78 O |2-F, 5-Me —
XVI-79 O |3°F, 2-Me —
XVI-80 O |[3F, 4Me —
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CompostaNo. | ! R Re
XVi-81 O |3F 5-Me —
XVIi-82 O [4F 2-Me —
XVI-83 O |4-F, 3-Me —
XVI-84 O |5F, 2-Me —
XVI-85 O |2°F, 4-CF,g —
XVI-86 O |[3°F, 4CF, -
XVI-87 QO [4F 2-CF, —
XVI-88 O |3F, 2-OMe -
XVI-89 O |4°F, 2-OMe —
XVI-80 0O {5-F, 2:0Me —
XVI-91 0O |2°F, 4-OCHF, -
XVI-92 0 B'F , 4OCHF, —
XVI-93 | O |4F, 2-0CHF, -
XVI-94 O i4F 3CN —
XVI-95 0O |2-ClL 4-Me —
XVi-96 | O |[3-ClL 4-Me -
XVi-97 0 |3-ClL 4-OCHF, —_
XV198 | O |4Me, 3CFy —
XVI-99 O ]4-Me, 2-OMe —
XVI-100 O |3:-Me, 4-CN -
XVI-101 0O [4Me, 3-CN —
XVi-102 0 |2,3,4F, -
XVI-103 O |2,3,5-F -
XVI-104 O |2,4,6°F, —
XVI-105 O 13,4,6°F; —_
XVI-106 0O |2,3F; 4-Me —
XVi-107 0 |2,6F,; 40Me -
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CompostoNo. | X* [R? R?
XVI-108 | O [3,6F; 4-OMe -
XVI-109 | O [4F, 2-Cl, 5-Me —
Xvi-io | o |- 7-Cl
Xvr-iin | o |- 6-Me
Xviiiiz | o |- 7-Me
XVvI-113 o |- 8-Me
XVI-114 | O |3-Me 8-Me
XVI-115 | O |3-CF, 8-Me
XVI-116 | O [4-OMe 8-Me
XVI-117 | O |3-F, 4Me 8-Me
XVI-118 | O |3F, 4-OMe 8-Me
XVI-‘118 | O |- 8-OMe
Xvi-120 | O |3-CF, 8-OMe
XVI-i21 | O |3F 4Me 8-Cl
XVI-‘122 | O |3F, 4-Me 6-F
XvI-123 | O |3F, 4-Me 6-Cl
XVI-i24 | O |[3-F, 4-Me 7-Me
XVI-125 | O |3-F, 4-Me 6-Me
XVI-126 | O |- 8-Cl
XVI-127 | O |3-F, 4-Me 6-OMe
XVI-128 | O |3-OEt —
XVI-129 | O |4-OEt -
XVI-136 | O |4-OMe 8-Cl
XVi-18t | O |- 8-SMe
XvI-182 0 |3,4-(OCH,CH,0)- 6-OMe
XVi-133 | O |3-F, 4-OEt -
XV1-134 | O 8-Cl

3,4-(0CH,0)-
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Meétodos representativos para produzir o composto da presente
invencdo representado pela formula [I] sera ilustrado a seguir, mas o método
ndo ¢ limitado a estes métodos.

<Método de produgio 1>

O composto da presente invengdo representado pela seguinte
formula [la] pode ser produzido pelos métodos com base no esquema de
reagdo ilustrado no seguinte.

[Formula quimica 12]

Rl
N N~ ( : o X 0 x
X2 00 ool W
Processo 1 Cl b} N Is} N
- 41\ \Xz ® + 43 g2 2)
Base AZ ! g)n A% l R
o Wy N ANp ~F

x).
1l {4n] [4b]
HO™ Yy 'N”
0 N Az (3]
X
Al ;"‘{R?)ﬁ
v Processo 2 Processo 3} Composto Ciano
A\As ¢ Agente de condensagao de desidratagdo Base
{23
1
; 0 X - Y
NCJ\}})LN’
3 Yoo fac) ) 1
X g, omo X
Processo 4 - AT i N~
| =%,
[1a}

em que Rl, R?, Al Az, A3, n, X! e X? respectivamente tém o0s
mesmos significados definidos anteriormente; e Q representa um grupo
abandonador, tais como halogénio, um grupo alquilcarboniléxi, um grupo
alcoxicarboniléxi, um  grupo  haloalquilcarboniléxi, um  grupo
haloalcoxicarboniléxi, um grupo benzoil6xi, um grupo piridila ou um grupo
imidazolila.

(Processo 1)

Compostos de éster de enol representados pela féormulas [4a] e
[4b] podem ser produzidos permitindo que um composto representado pela

formula [2] reaja com um composto representado pela férmula [3a] em um
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solvente na presen¢a de uma base.

(Daqui em diante, por exemplo, o “composto representado
pela formula [2]” também pode ser simplesmente descrito como “férmula
[21.)

A quantidade de uso da férmula [3a] da forma aqui usada pode
ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente
1,0 a 1,2 mols, com base em 1 mol da formula [2].

Como a base que pode ser usada no presente processo, por
exemplo, aminas organicas, tais como trietilamina, piridina, 4-
dimetilaminopiridina, = N,N-dimetilanilina e 1,8-diazabiciclo[5.4.0]-7-
undeceno; sais de metal de dcido carboxilico representados por carbonatos de
metal, tais como carbonato de so6dio, carbonato de potéssio, carbonato de
magnésio e carbonato de célcio; hidrogenocarbonatos de metal, tais como
hidrogenocarbonato de sédio e hidrogenocarbonato de potéssio; e acetatos de
metal, tais como acetato de sodio, acetato de potassio, acetato de calcio e
acetato de magnésio; alcdxidos de metal, tais como metdoxido de sddio,
etoxido de sodio, butoxido terciario de sédio, metoxido de potéssio e butdxido
terciario de potassio; hidroxidos de metal, tais como hidréxido de sédio,
hidréxido de potdssio, hidroxido de calcio e hidroxido de magnésio; hidretos
de metal, tais como hidreto de litio, hidreto de sodio, hidreto de potassio e
hidreto de calcio; e similares podem ser incluidos.

A quantidade de uso da base pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com
base em um mol da férmula [2].

O solvente que pode ser usado no presente processo pode ser
qualquer solvente desde que ele ndo iniba o progresso da presente reagdo, e
por exemplo, nitrilas, tal como acetonitrila; éteres, tais como éter dietilico,
éter diisopropilico, tetraidrofurano, dioxano, monoglima e diglima;

hidrocarbonetos halogenados, tais como dicloroetano, cloroformio,
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tetraclorocarbono e tetracloroetano; hidrocarbonetos aromadticos, tais como
benzeno, clorobenzeno, nitrobenzeno e tolueno; amidas, tais como N,N-
dimetilformamida e N,N-dimetilacetamida; imidazolinonas, tal como 1,3-
dimetil-2-imidazolinona; compostos de enxofre, tal como sulfoxido de
dimetila; e similares podem ser usados. Adicionalmente, misturas de
solventes destes também podem ser usadas.

A quantidade de uso do solvente ¢ 0,01 a 100 L, e
preferivelmente 0,1 a 10 L, com base na formula [2].

A temperatura de rea¢do pode ser selecionada na faixa de -20
°C aregido do ponto de ebuli¢do do solvente inerte usado, e é preferivelmente
selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

Além disso, a reacdo pode ser realizada usando um catalisador
de transferéncia de fases, tal como um sal de amo6nio quaternario. No caso de
usar um catalisador de transferéncia de fases, a quantidade de uso deste ¢é
0,0001 a 1,0 mol, e preferivelmente 0,001 a 0,1 mols, com base em um mol
da férmula [2].

O tempo de reagéo pode variar dependendoda temperatura de
reacdo, substrato de reagdo, da extensdo da reacdo e similares, mas ¢
normalmente de 10 minutos a 48 horas.

Os compostos da férmula [4a] e férmula [4b], que sdo os
produtos alvo da reacfo, podem ser coletados do sistema de reagdo por um
método convencional depois de finalizar a reacdo, e entdo podem ser
purificados por operagdes, tais como cromatografia em coluna e
recristalizac@o, conforme necessario.

(Processo 2)

As formulas [4a] e [4b] também podem ser produzidas
permitindo que a férmula [2] e a formula [3b] reajam em um solvente na
presenca de um agente de condensagdo de desidratagdo na presenga ou

auséncia de uma base.
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A quantidade de uso da féormula [3b] da forma usada no
presente processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,5 a 10
mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com base em um mol da formula [2].

Como o agente de condensagdo de desidratacéo,
dicicloexilcarbodiimida (DCC), N-(3-dimetilaminopropil)-N'-etilcarbodiimida
(EDC ou WSC), N,N-carbonildiimidazol, cloreto de 2-cloro-1,3-
dimetilimidazoélio, iodeto de 2-cloro-1-piridinio e similares podem ser usados.

A base e o solvente que podem ser usados no presente
processo podem ser exemplificados pelos descritos no processo 1.

A quantidade da base usada na rea¢do do presente processo € 0
a 100 mols, e preferivelmente 0 a 10 mols, com base em um mol da férmula
[2].

A quantidade de uso do solvente é 0,01 a 100 L, e
preferivelmente 0,1 a 10 L, com base em um mol da férmula [2].

A temperatura de reagdo pode ser apropriadamente selecionada
na faixa de -20 °C a regifio do ponto de ebuli¢do do solvente inerte usado, e €
preferivelmente selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reagdo pode variar dependendo da temperatura de
reagdo, substrato de reacdo, da extensdo da reagdo e similares, mas ¢é
normalmente de 10 minutos a 48 horas.

(Processo 3)

O férmula [1a] pode ser produzida reagindo a férmula [4a] e a
férmula [4b] produzida no processo 2 ou 3, com um composto ciano na
presenga de uma base.

A base que pode ser usada no presente processo pode ser
exemplificado pelas mesmas bases descritas com relag8o ao processo 1.

A quantidade de uso da base pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com

base em um mol da féormula [4a] e férmula [4b].
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O composto ciano que pode ser usado no presente processo
pode ser exemplificado por cianeto de potassio, cianeto de sodio, cianoidrina
de acetona, cianeto de hidrogénio, um polimero que carrega cianeto de
hidrogénio, e similares.

A quantidade de uso do composto ciano pode ser
apropriadamente selecionada na faixa de 0,01 a 1,0 mol, e preferivelmente
0,05 a 0,2 mol, com base em um mol das férmulas [4a] e [4b].

Além disso, no presente processo, um catalisador de
transferéncia de fases, tal como éter coroa também pode ser usado.

A quantidade de uso do catalisador de transferéncia de fases ¢
0,001 a 10 mols, e preferivelmente 0,01 a 1,0 mol, com base em um mol das
formulas [4a] e [4b].

O solvente que pode ser usado na presente reagdo pode ser
exemplificado pelos mesmos solventes descritos com relagéo ao processo 1, e
a quantidade de uso deste é 0,01 a 100 1., e preferivelmente 0,1 a 10 L, com
base em um mol das férmulas [4a] e [4b].

A temperatura de reacdo pode ser selecionada na faixa de -20
°C aregido do ponto de ebuli¢do do solvente inerte usado, e € preferivelmente
selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reagéo pode variar dependendo da temperatura de
reagdo, substrato de reagdo, da extensdo da reagdo e similares, mas ¢
normalmente de 10 minutos a 48 horas.

Adicionalmente, no presente processo, a férmula [la] ainda
pode ser produzida, msemo se as formulas [4a] e [4b] produzidas no processo
1 ou processo 2 forem usadas sem ser isoladas.

(Processo 4)

O composto da formula [la] também pode ser produzido
reagindo a formula [2] com a férmula [3c] na presenga de uma base ou um

acido de Lewis. Além do mais, o intermediario de produgdo da férmula [3c]
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pode ser produzido reagindo um composto representado pela formula [3a-1]
com um agente de cianogera¢do. A quantidade de uso da férmula [3c] usada
no presente processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,5 a
10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com base em um mol da féormula
[2].

O acido de Lewis que pode ser usado inclui cloreto de zinco,
cloreto de aluminio e similares.

No caso de usando um 4cido de Lewis, a quantidade de uso do
acido de Lewis pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,01 a 100
mols, e preferivelmente 0,1 a 10 mols, com base em um mol da formula [2].

A base que pode ser usada no presente processo pode ser
exemplificada pelas mesmas bases descritas com relagdo ao processo 1.

No caso de usar uma base, a quantidade de uso da base pode
ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente
1,0 a 1,2 mols, com base em um mol da férmula [2].

O solvente que pode ser usado no presente processo pode ser
exemplificado pelos mesmos solventes descritos com relagdo ao processo 1, e
a quantidade de uso deste € 0,01 a 100 L, e preferivelmente 0,1 a 10 L, com
base em um mol da férmula [2].

A temperatura de reagdo pode ser selecionada na faixa de -20
°C a regifo do ponto de ebulicdo do solvente inerte usado, e € preferivelmente
selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reacdo pode variar dependendo da temperatura de
reacdo, substrato de reacdo, da extensio da reacdo e similares, mas ¢é
normalmente de 10 minutos a 48 horas.

<M¢étodo de produgio 2>

Além disso, compostos representado pela formula [1b] e [1c]
da presente invengdo podem ser produzidos do composto representado pela

férmula [la] da presente invencdo de acordo com o seguinte método de
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produgdo.

[Formula quimica 13]

OH 0 Xx! R» o X!
R _R!
{&l e N Agente halogenante A= | N
h k) 1
Ao N\/k Aarso Mg
' k/‘—(Rz) l P (Rz)n
{1al [1b]

em que XL X3 R, RE A A%, A’en respectivamente tém os
mesmos significados definidos anteriormente; R’a representa um atomo de
halogénio, tais como cloro ou bromo; e R’b representa um grupo amino, um
grupo alquiltio C;-Cg, um grupo alquil C-Cg haloalquiltio C;-Cg, um grupo
alqueniltio C,-Cg, um grupo alquiniltio C,-Cg, um grupo alquilcarboniléxi C;-
Cs, um grupo alquenilcarboniléxi C,-Cg, um grupo alquinilcarboniloxi C,-C,
um grupo fenéxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R
idénticos ou diferentes), um grupo feniltio (o grupo pode ser substituido por
um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes), um grupo fenilcarboniléxi (o
grupo pode ser substituido por um ou dois ou mais R idénticos ou
diferentes), um grupo 1,2,4-triazol-1-ila, um grupo 1,2,3-triazol-1-ila, um
grupo 1,2 3-triazol-2-ila, um grupo imidazol-1-ila, um grupo pirazol-1-ila, um
grupo tetrazol-1-ila, ou um grupo tetrazol-2-ila.

Em outras palavras, o composto da féormula [1b] pode ser
produzido reagindo o composto da formula [la] com um agente de
halogenag¢do, e o composto da férmula [1¢] pode ser produzido reagindo o
composto da formula [1b} com um reagente nucleofilico na presenga de uma

base.
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O agente de halogenagdo que pode ser usado no processo de
conversdo da formula [1a] a formula [1b], inclui cloreto de tionila, brometo de
tionila, oxicloreto de fosforo, oxibrometo de fosforo, tribrometo de
feniltrimetilamoénio, um brometo do acido de Meldrums e similares. A
quantidade de uso do agente de halogenagdo pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com
base em um mol do composto da férmula [1a].

O solvente que pode ser usado pode ser exemplificado pelos
mesmos solventes descritos com relagdo ao processo 1 do método de
produgdo 1.

A temperatura de reagcdo pode ser selecionada na faixa de -20
°C aregido do ponto de ebuli¢do do solvente inerte usado, e é preferivelmente
selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C. O tempo de reag@o pode variar
dependendo da temperatura de reagdo, substrato de reagdo, da extensdo da
reagdo, e similares, mas é normalmente de 10 minutos a 48 horas.

Como o reagente nucleofilico que pode ser usado no processo
de conversdo da formula [1b] & férmula [1c], alcodis, tais como metanol,
etanol e alcool benzilico; mercaptanos, tais como metil mercaptano e etil
mercaptano; aminas, tais como amonia, metilamina e etilamina; e similares
podem ser incluidos. A quantidade de uso do reagente nucleofilico pode ser
apropriadamente selecionada na faixa de 0,5 a 10 mols, e preferivelmente 1,0
a 1,2 mols, com base em um mol do composto da férmula [1a].

A base que pode ser usada pode ser exemplificado pelas
mesmas bases descritas com relacdo ao processo 1 do método de produgdo 1,
e o solvente que pode ser usado pode ser exemplificado pelos mesmos
solventes descritos com relagdo ao processo 1 do método de produgédo 1.

A temperatura de reagdo pode ser selecionada na faixa de -20
°C aregido do ponto de ebuli¢cdo do solvente inerte usado, e € preferivelmente

selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C. O tempo de reagdo pode variar
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dependendo da temperatura de reagdo, substrato de reagdo, da extensdo da
reacdo, e similares, mas € normalmente de 10 minutos a 48 horas.

<Método de producdo 3>

O composto da presente invengdo representado pela seguinte
formula [1d] pode ser produzido por um método mostrado no esquema de
reacdo ilustrado a seguir.

[Férmula quimica 14]

OH 0 X! Rl R¥* O X!
E;WN/ Reagente eletrofilico W
A0 e, Fao (\éxﬁ o,
(1] [14d]

em que X, XZ, Rl, R% Al Az, A’en respectivamente t€m o0s
mesmos significados definidos anteriormente; e R’c representa um grupo
alcoxi C;-Cq, um grupo alquilsulfoniloxi C;-Cg, um grupo alquilcarbonil6xi
C1-Cg, um grupo alquenilcarboniloxi C,-Cg, um grupo alquinilcarboniléoxi C,-
Cs, um grupo fenilsulfoniloxi (o grupo pode ser substituido por um ou dois ou
mais R' idénticos ou diferentes) ou um grupo fenilcarboniléxi (o grupo pode
ser substituido por um ou dois ou mais R'* idénticos ou diferentes).

Em outras palavras, o composto da férmula [1d] pode ser
produzido reagindo o composto da féormula [1a] com um reagente eletrofilico
em um solvente na presenga/auséncia de uma base.

Como o reagente eletrofilico que pode ser usado, haletos, tais
como iodometano e brometo de benzila; cloretos acidos, tais como cloreto de
acetila e cloreto de benzoila; cloretos de acido sulfénico, tais como cloreto de
metanossulfonila e cloreto de p-toluenossulfonila; ésteres de acido sulfurrico,
tais como acido dimetil sulfirico e acido dietil sulfirico; e similares podem
ser incluidos, por exemplo. A quantidade de uso do reagente eletrofilico pode
ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,1 a 10 mols, e preferivelmente

1,0 a 1,2 mols, com base em um mol do composto da formula [1a].
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A base que pode ser usada pode ser exemplificado pelas
mesmas bases descritas com relag@o ao processo 1 do método de produgdo 1,
e a quantidade de uso da base pode ser apropriadamente selecionada na faixa
de 0 a 10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com base em um mol do
composto da férmula [1a].

O solvente que pode ser usado pode ser exemplificado pelos
mesmos solventes descritos com relagdo ao processo 1 do método de
produgdo 1.

A temperatura de reagdo pode ser selecionada na faixa de -20
°C a regido do ponto de ebulicdo do solvente inerte usado, e € preferivelmente
selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C. O tempo de reacdo pode variar
dependendo da temperatura de reagdo, substrato de reagdo, da extensdo da
reagdo, e similares, mas é normalmente de 10 minutos a 48 horas.

O método para produzir um intermediario de produgdo para o
composto da presente inveng¢do serd descrito.

<Método de produgdo de intermediario 1>

[Férmula quimica 15]

71
OM /Rl Agente halogenante R:E
R -

&N N
\-XZ N - Xz
@—mn {;—a&n

[3b] [B3a—1]

o xt

em que R, R%, n, X' e X? respectivamente t€m oS mesmos
significados definidos anteriormente; e G representa um atomo de halogénio,
tais como cloro ou bromo.

A formula [3a-1] que é um intermediario de produgdo para o
composto da presente invengdo, pode ser produzida reagindo a férmula [3b]
com um agente de halogenag&o apropriado em um solvente ou sem solvente.

Como o agente de halogenagdo que pode ser usado no presente

processo, cloreto de oxalila, cloreto de tionila e similares podem ser incluidos,
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por exemplo.

A quantidade de uso do agente de halogenacdo pode ser
apropriadamente selecionada na faixa de 0,01 a 100 mols, e preferivelmente
0,1 a 10 mols, com base em um mol da formula [3b].

Exemplos do solvente incluem hidrocarbonetos halogenados,
tais como diclorometano e cloroféormio; éteres, tais como éter dietilico e
tetraidrofurano; e hidrocarbonetos aromaticos, tais como benzeno e tolueno.

A quantidade de uso do solvente € 0 a 100 L, e preferivelmente
0,01 a 10 L, com base em um mol da féormula [3b].

A temperatura de reagdo pode ser selecionada na faixa de -100
°C a 200 °C, e é preferivelmente selecionada de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reagdo pode variar com a temperatura de reagdo,
substrato de reacdo, da extensdo da reagdo e similares, mas é normalmente de
10 minutos a 24 horas.

<Meétodo de produgdo de intermediario 2>
[Férmula quimica 16]

o xt

31
Rz}CVUYLN/ R Hidrdlise | HO)]\(IL N/ R!

N. e N <
@X——zm G‘fmn

[34d] [(3b]

em que R', R% n, X' e X? respectivamente t€m os mesmos
significados definidos anteriormente; e R*' representa um grupo alquila
inferior, um grupo benzila que pode ser substituido, ou um grupo fenila que
pode ser substituido.

O intermediario de produ¢do da formula [3b] pode ser
produzido hidrolisando a férmula [3d] em 4gua ou uma mistura de solventes,
na presenca de um acido ou na presenga de uma base.

Como a base que pode ser usada no presente processo, bases

inorganicas, tais como carbonato de potassio, hidreto de soédio e hidroxido de
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sodio; e bases organicas, tais como 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-7-undeceno podem
ser incluidos, por exemplo.

A quantidade de uso da base pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 0,01 a 100 mols, e preferivelmente 0,1 a 10 mols, com
base em um mol do composto [3d].

Como o acido que pode ser usado no presente processo, dcidos
inorgéanicos, tais como acido cloridrico, acido bromidrico e acido sulfirico; e
acidos organicos, tais como acido acético e acido trifluoracético podem ser
incluidos, por exemplo.

A quantidade de uso do &cido pode ser de 1 mol a um grande
excesso, e preferivelmente 1 a 100 mols, com base em um mol do composto
da férmula [3d].

A mistura de solventes que pode ser usada no presente
processo € uma mistura de solventes de 4dgua e um solvente orgéinico, e
exemplos dos solventes organicos incluem alcodis, tais como metanol e
etanol; éteres, tal como tetraidrofurano; cetonas, tais como acetona e metil
isobutil cetona; amidas, tais como N,N-dimetilformamida e N,N-
dimetilacetamida; compostos de enxofre, tais como sulféoxido de dimetila e
sulfolano; acetonitrila; e misturas destes.

A quantidade de uso do solvente é 0,01 a 100 L, e
preferivelmente 0,1 a 10 L, com base em um mol da féormula [3d].

A temperatura de reacdo pode ser selecionada na faixa de -100
a 200 °C, e é preferivelmente selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reagdo pode variar dependendo da temperatura de
reagdo, substrato de reagfio, da extensdo da reagdo e similares, mas ¢
normalmente de 10 minutos a 24 horas.

<Mg¢étodo de produgdo de intermediario 3>
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[Formula quimica 17]

O O O O
R21 _H LR R21 _R!
O | N [5] _ 0 | N
N o N
\XZ 2 Base \XZ
\C——(R )n | =@,
[3e] [3d—1]

em que L representa um grupo abandonador, tais como um
atomo de halogénio, um grupo alquilsulfoniléxi C;-C4, um grupo
alquilsulfonila C;-C,, um grupo benzilsulfonila que pode ser substituido, um
grupo fenilsulfonila que pode ser substituido, um grupo fenilsulfoniléxi que
pode ser substituido, ou um grupo benzilsulfoniléxi que pode ser substituido;
e R, R%, R, n e X? respectivamente tém os mesmos significados definidos
anteriormente; desde que quando R' ¢ um grupo haloalquila, L representa um
grupo abandonador tendo maior reatividade que o atomo de halogénio que
permaneceu atras da haloalquilagdo. Por exemplo, quando R' é um grupo
CHF2, L representa um atomo de cloro ou um 4tomo de bromo, e quando R' é
um grupo CH,CF3, L representa um grupo abandonador, tais como um atomo
de cloro, um 4tomo de bromo, um grupo p-toluenossulfoniléxi, um grupo
metilsulfoniléxi ou um grupo trifluorometanossulfoniloxi.

O intermediario de produgdo para a férmula [3d-1] pode ser
produzido reagindo a férmula [3e] com a féormula [5] na presenga ou auséncia
de uma base, em um solvente ou sem solvente.

A quantidade de uso da formula [5] usada no presente
processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,01 a 100 mols, e
preferivelmente 0,1 a 10 mols, com base em um mol da féormula [3e].

Como a base que pode ser usada no presente processo,
carbonatos de metal alcalino, tais como carbonato de sddio e carbonato de
potassio; hidroxidos de metal alcalino, tais como hidroxido de sddio e
hidroxido de potassio; hidretos de metal alcalino, tais como hidreto de

potéssio e hidreto de sédio; alcoolatos de metal alcalino, tais como etoxido de
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sodio e metoxido de sodio; e bases organicas, tal como 1,8-
diazabiciclo[5,4,0]-7-undeceno podem ser incluidos, por exemplo.

A quantidade de uso da base que pode ser usada no presente
processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0 a 100 mols, e
preferivelmente 0,1 a 10 mols, com base em um mol da férmula [3e].

Como o solvente que pode ser usado no presente processo,
hidrocarbonetos halogenados, tais como diclorometano e cloroformio; éteres,
tais como éter dietilico e tetraidrofurano; hidrocarbonetos aromaticos, tais
como benzeno e tolueno; hidrocarbonetos alifaticos, tais como hexano e
heptano; cetonas, tais como acetona e metil isobutil cetona; éster, tais como
acetato de etila e acetato de metila; amidas, tais como N-metilpirrolidona e
N,N-dimetilformamida; compostos de enxofre, tais como sulféxido de
dimetila e sulfolano; nitrilas, tal como acetonitrila; e misturas destes.

A quantidade de uso do solvente que pode ser usado no
presente processo pode ser apropriadamente selecionado na faixa de 0 a 100
L, e preferivelmente 0 a 10 L, com base em um mol da formula [3e].

A temperatura de reacdo do presente processo pode ser
selecionada na faixa de -100 °C a regido do ponto de ebuli¢do do solvente
inerte usado, e é preferivelmente selecionado na faixa de -20 °C a 100 °C.

O tempo de reagdo do presente processo pode variar
dependendo da temperatura de reacdo, substrato de reag@o, da extensdo da
reacdo e similares, mas € normalmente de 1 hora a 168 horas.

<Me¢étodo de producio de intermediario 4>

[Férmula quimica 18]

o O R12-B(OH), 0o 0O
R M A NI RS
N g2 Catalisador de Cobre N ~y2z
’ /,__(Rz)-n Base | /—f—-(Rz)n
[3e] [3d—2]

em que R'a representa um grupo arila C¢-Cyo ou um grupo
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heterociclico tendo 2 a 10 4atomos de carbono e 1 a 5 heterodtomos
selecionados de um atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de
nitrogénio; e R*, R*, n e X° respectivamente t€m os mesmos significados
definidos anteriormente.

5 O intermediario de produgdo da formula [3d-2] pode ser
produzido reagindo a formula [3e] com a féormula [6] na presenca de um
catalisador de cobre e uma base de acordo com o método descrito em
Tetrahedron, Vol. 55, pp. 12757-12770 (1999).

<M¢étodo de produgdo de intermediario 5>
[Férmula quimica 19]

O O

, 1 R!
R@DJKH)LN/ R Reagente de Lawesson GJ\,/LLN

N Koa
fj‘ R, t "X oy

[3d—4] [3d-3]
10 em que Rl, Rz, Rzl, n e X? respectivamente tém os mesmos
significados definidos anteriormente.

O intermediario de producdo da férmula [3d-3] pode ser
produzido reagindo um composto representado pela foérmula [3d-4] com
reagente de Lawesson de acordo com o método descrito em US2005/256000.

15 <Método de produgﬁo de intermediario 6>

[Férmula quimica 20]

X > N_ X
@ @2 @,

[3d—4]
em que R, R*, R*, ne X* respectivamente t€ém 0s mesmos

significados definidos anteriormente.
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O intermediario de produgdo da foérmula [3d-4] pode ser
produzido reagindo a férmula [7] com um diéster de acido cetomaldnico
representado pela formula [8] de acordo com os métodos descritos em US
6329389, US 6348461; Journal of the Chemical Society, pp. 430-439 (1957);
WO 2005/21547, US 4296114; Journal of the Chemical Society, Perkin
Transactions 1, pp. 75-84 (1987), e similares.

<Método de produgdo de intermediario 7>

[Férmula quimica 21]

R! R!
HN” u HN"
OZN L o2 . Agente de Redugao HgN o2
T Ew®y, — | Xy,
- -
{9} [7]

em que Rl, R:, ne X respectivamente tém 0s mesmos
significados definidos anteriormente.

A formula [7] pode ser produzida reduzindo um composto
nitro representado pela formula [9] de acordo com as descriges na Lectures
on Experimental Chemistry, 4a Edigdo, Vol. 26, “Reduction in General”,
publicado por Maruzen Co., Ltd.

<M¢étodo de produgdo de intermediario 8>

[Formula quimica 22]

Rl
R22 R!'—NHS, HN™
02N~ 2 [11] O N~ 2
“XE p2 .~ ~ X% p2
f; 8D, X,
[10] [9]

1 p2 2 : A
em que R, R, n e X" respectivamente tém o0s mesmos
. . . . 22 , A
significados definidos anteriormente; e R* representa um atomo de halogénio
such as um atomo de fluor, um dtomo de cloro ou um dtomo de bromo.

O intermedidrio de produgdo da férmula [9] pode ser
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produzido reagindo a férmula [10] com a férmula [11] de acordo com os
métodos descritos em WO 2004/817, US 6348461; Journal of Medicinal
Chemistry, Vol. 41, pp. 5457-5465 (1998); Journal of the Chemical Society,
Perkin Transactions 1, pp. 2387-2391 (1980), e similares.

<Meétodo de produgdo de intermediario 9>

[Férmula quimica 23]

e

Rl
R R1-NH, } HN
PhY'N TX? _fval Ph\F,N 2
Ph I :;"""(Rg)n Complexo de Paladio Ph l ;:—(Rg)n

Basze

[12] [13) \
| "

’
HN

(71

em que R', R’ n e X* respectivamente tém os mesmos
significados definidos anteriormente; e R> representa um atomo de cloro, um
atomo de bromo ou um atomo de iodo.

O intermediario de produgdo da formula [7] pode ser
produzido pelo processo descrito anteriormente.

O intermedidrio de produgdo da formula [13] pode ser
produzido reagindo um composto representado pela férmula [12] com um
composto representado pela formula [11] na presenga de um complexo de
paladio e uma base de acordo com os métodos descritos em Journal of
Organic Chemistry, Vol. 65, pp. 1144-1157 (2000); Journal of Organic
Chemistry, Vol. 65, pp. 1158-1174 (2000); e similares.

O intermediario de produ¢do da féormula [7] também pode ser
produzido desprotegendo o grupo amino do composto representado pela
formula [13] de acordo com os métodos descritos em Tetrahedron Letters, pp.

2641-2644 (1978); Synthesis, pp. 359-363; Journal of the Chemical Society,
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Perkin Transactions 1, pp. 3081-3084 (1988); e similares.
<Método de produgdo de intermediério 10>

[Férmula quimica 24]

R
R R!-—NH, HN~
0N Ay [11] O,N._A
G(R% >~ | X @y,
P Complexo de Palidio P
Base
f19] [9]

em que R', R>, n e X? respectivamente t€m os mesmos
significados definidos anteriormente; e R*5 representa um 4tomo de cloro, um
atomo de bromo, um atomo de iodo ou um grupo trifluorometanossulfoniloxi.

O intermedidrio de produgdo da férmula [9] pode ser
produzido reagindo o composto da férmula [19] com o composto da férmula
[11] na presenca de um complexo de palddio e uma base de acordo com o
método para produzir intermediario de producdo da formula [13] em <método
de produgdo de intermediario 9>.

<Me¢étodo de produgdo de intermediério 11>

[Férmula quimica 25]

_ Rl
R R1—-NH, HN™
HN_ Ay ~[11] HoN A2
| I 7(3.2)11 Complexo de PaI;:i:) G(Rz)n
Base
[20] [7]

em que Rl, R2, R® ne X2 respectivamente t€m 0s mesmos
significados definidos anteriormente.

O intermediario de produgdo da formula [7] pode ser
produzido reagindo o composto da férmula [20] com o composto da féormula
[11] na presenca de um complexo de palddio e uma base de acordo com o
método para produzir intermediario de producdo da férmula [13] no <método
de produgdo de intermediario 9>.

<Meétodo de produgdo de intermediario 12>
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[Formula quimica 26]

I{la
NH, Rla—R%® ~ HN®
7 ’ n Complexo de Paladin o B
Base
[211] [7al]

em que R'a, R%, RS, n e X? respectivamente tém o0s mesmos
significados definidos anteriormente.

O intermediario de produg¢do da formula [7a] pode ser
produzido reagindo o composto da férmula [21] com o composto da férmula
[22] na presenca de um complexo de paladio e uma base de acordo com o
método para produzir intermediario de producdo da formula [13] no <método
de produgdo de intermediario 9>.

<Método de produgdo de intermediario 13>
[Formula quimica 27]

Rla

e

NH, R12—R3

Ph._N_A\. (221  Ph_N_A,
};h \@ (RZ)n Complexo de Paladio ;gh ! o {R‘z)n

Base

[23] [24] \espmgs‘,
I{ia

e

HN

HoN._A
’ G‘f(nm

[7a]

em que Rla, R2, R’ 5,ne X? respectivamente t€m os mesmos
significados definidos anteriormente.

O intermediario de producdo da formula [7a] também pode ser
produzido desprotegendo o grupo amino do composto representado pela
férmula [24] que € produzido reagindo o composto da férmula [23] com o
composto da férmula [22] na presenga de um complexo de paladio e uma base

de acordo com o método de producdo de <método de producgdo de
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intermediario 9>,
<Meétodo de produgdo de intermediario 14>

[Férmula quimica 28]

0 0 0 0
BR0 N NTSMe  S0.CL RPN AN
Xy, NWG’SZ-(R%,,
= /
[3d—5] [3d—6]

R24-X3-H [14]

Or

R24-X3-M' * [15]

Y
0

O
21
' N.
SX2 p2
[ S-®,
[3d—7]

em que R’, R*', n e X’ respectivamente tém 0s mesmos
significados definidos anteriormente; R* representa um grupo alcéxi C;-Cs,
um grupo cicloalquil6xi C;-Cg, um grupo haloalcoxi C;-Ce, um grupo fenéxi,
um grupo alquilcarboniléxi C;-Cq, um grupo alcoxi Ci-Cq alcoxi Ci-Cg, um
grupo alquilsulfonil C;-Cy alcoxi C;-Cg, um grupo cianoalcoxi C;-Cg, um
grupo alcoxi C;-Cg heterociclico tendo 2 a 10 atomos de carbono e 1 a 5
heteroatomos, que podem ser idénticos ou diferentes, selecionados de um
atomo de oxigénio, um atomo de enxofre e um atomo de nitrogénio, ou um
grupo alquiltio C;-Cg; M'+ representa um céation de metal alcalino; e X3
representa um atomo de oxigénio ou um atomo de enxofre.

O intermediario de produgdo da formula [3d-7] pode ser
produzido pelo processo descrito anteriormente.

Especificamente, a formula [3d-6] pode ser produzida
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reagindo a férmula [3d-5] com cloreto de sulfurila de acordo com os métodos
descritos em US 2003/195169; Tetrahedron Letters, Vol. 37, No. 6, pp. 759-
762 (1996); e similares.

A formula [3d-7] pode ser produzida reagindo a férmula [3d-
6] com um composto representado pela férmula [14] ou férmula [15] de
acordo com os métodos descritos em US 5155272, EP-1228067, US 4058392;
Journal of the Chemical Society, Perkin Transactions 1, pp. 781-790 (1987); e
similares.

<Meétodo de producdo de intermediario 15>
[Formula quimica 29]

R29

0O O 25126y _p27
21 N (CR®R* )R R%’L\N—OH et ACRPR),-R30
R RZlo)H/u\N
N A [16] N
> R?) g l \}'(2
n = Rz)n
[3d—8] [3d—9]

em que R’ R*, X* e n respectivamente tém os mesmos
significados definidos anteriormente; R>’ representa um grupo representado
pela seguinte formula [17a] ou férmula [17b]:

[Férmula quimica 30]

R31

R32 34
L
[17al [17Db]

R representa um grupo representado pela seguinte formula
[18a] ou [18Db]:
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[Formula quimica 31]

O‘][\I O
R???(kR% ‘.3\/&1{29
R32 R31 R*
[18a] [18Db]
R%, R* R*, R%, R® e R* cada um independentemente
representa um atomo de hidrogénio, um grupo alquila, um grupo alquenila,
um grupo alquinila, um grupo cicloalquila ou um grupo haloalquila; R*
reprsenta um grupo alquila, um grupo alquenila, um grupo alquinila, um
5  grupo alcoxi, um ciclogrupo alquila, um grupo haloalquila ou um grupo
haloalquenila; R® representa um atomo de halogénio; e t representa um
nimero inteiro de 0 a 6; desde que quando R*’ for a formula [17a], R*® seja a
formula [18a], e quando R*’ for a formula [17b], R* seja a formula [18b].
O intermediario de produgdo da formula [3d-9] pode ser
10 produzido reagindo a férmula [3d-8] com a férmula [16] de acordo com os
métodos descritos em WO 2005/26123; Tetrahedron, Vol. 40, p. 2985 (1984);
Synthetic Communications, Vol. 18, p. 1171 (1988); e similares.
<Mg¢étodo de producio de intermediério 16>

[Formula quimica 32]

CHO (l) 1 1
/ R R
R? R!-NH LN/ HN™
02N~ x2 (11a] OaN._A x2 Deformulagio OgoN. % X2, .
l T(RZ)n —— l ;—_mz)n i l 7mz)n
{101 {9a] (ol

em que Rl, Rz, Rzz, ne X respectivamente t€m os mesmos
15  significados definidos anteriormente.
O intermediario de produgdo da formula [9] também pode ser
produzido pelo processo mencionado anteriormente.
O intermediario de produgfio da formula [9a] pode ser

produzido reagindo a férmula [10] com a férmula [11a] na presencga de uma
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base, em um solvente ou sem solvente.

A quantidade de uso da formula [11a] da forma usada no
presente processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,1 a 10
mols, e preferivelmente 1.0 a 1,1 mol, com base em um mol da fé6rmula [10].

Como a base que pode ser usada no presente processo, por
exemplo, carboantos de metal alcalino, tais como carbonato de sédio ou
carbonato de potassio; hidroxidos de metal alcalino, tais como hidréxido de
sodio ou hidréxido de potassio; hidretos de metal alcalino, tais como hidreto
de potassio ou hidreto de sodio; alcoolatos de metal alcalino, tais como
etoxido de sédio ou metdxido de soédio; ou bases organicas, tal como 1,8-
diazabiciclo[5,4,0]-7-undeceno e similares podem ser incluidos.

A quantidade de uso da base da forma usada no presente
processo pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,1 a 10 mols, e
preferivelmente 1,0 a 1,1 mol, com base em um mol da férmula [10].

Como o solvente que pode ser usado no presente processo,
hidrocarbonetos halogenados, tais como diclorometano e cloroférmio; éteres,
tais como éter dietilico e tetraidrofurano; hidrocarbonetos aromaticos, tais
como benzeno e tolueno; hidrocarbonetos alifaticos, tais como hexano e
heptano; cetonas, tais como acetona e metil isobutil cetona; ésteres, tais como
acetato de etila e acetato de metila; amidas, tais como N-metilpirrolidona e
N,N-dimetilformamida; compostos de enxofre, tais como sulfoxido de
dimetila e sulfolano; nitrilas, tais como acetonitrila; e misturas destes.

A quantidade de uso do solvente que pode ser usado no
presente processo pode ser apropriadamente selecionado na faixa de 0 a 100
L, e preferivelmente 1 a 2 L, com base em um mol da férmula [10].

A temperatura de reago do presente processo pode ser
selecionada na faixa de -100 °C a regido do ponto de ebulicdo do solvente
inerte usado, e € preferivelmente selecionada na faixa de 15 °C a 140 °C.

O tempo de reacdo do presente processo pode variar
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dependendo da temperatura de reacdo, substrato de reagdo, da extensdo da
reacdo e similares, mas é normalmente de 1 hora a 168 horas.

Adicionalmente, o intermedidrio de producdo da férmula [9]
pode ser produzido deformulando a férmula [9a] em agua ou uma mistura de
solventes, na presenca de um acido ou na presen¢a de uma base.

Como a base que pode ser usada no presente processo, bases
inorganicas, tais como carbonato de potéssio, hidreto de soédio e hidroxido de
sodio; e bases organicas, tal como 1,8-diazabiciclo[5,4,0]-7-undeceno podem
ser incluidos, por exemplo.

A quantidade de uso da base pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 0,1 a 10 mols, e preferivelmente 1,0 a 1,2 mols, com
base em um mol do composto [9a].

Como o 4cido que pode ser usado no presente processo, acidos
inorganicos, tais como acido cloridrico, acido bromidrico e acido sulfiirico; e
acidos organicos, tais como acido acético e acido trifluoracético podem ser
incluidos, por exemplo.

A quantidade de uso do 4cido pode ser de 1 mol a um grande
excesso, e preferivelmente 1 a 100 mols, com base em um mol do composto
da féormula [9a].

A mistura de solventes que pode ser usada no presente
processo ¢ uma mistura de solventes de agua e um solvente orgénico, e
exemplos dos solventes organicos incluem alcoodis, tais como metanol e
etanol; éteres, tal como tetraidrofurano; cetonas, tais como acetona e metil
isobutil cetona; amidas, tais como N,N-dimetilformamida e N,N-
dimetilacetamida; compostos de enxofre, tais como sulféxido de dimetila e
sulfolano; acetonitrila; e misturas destes.

A quantidade de uso do solvente é 0,1 a 100 L, e
preferivelmente 1,0 a 10 L, com base em um mol da férmula [9a].

A temperatura de reagdo pode ser selecionada na faixa de -100
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a 200 °C, e € preferivelmente selecionada na faixa de 0 °C a 100 °C.

O tempo de reagdo pode variar dependendo da temperatura de
reagdo, substrato de reagdo, da extensio da reagdo e similares, mas ¢é
normalmente de 10 minutos a 24 horas.

<Método de produg¢do de intermedidrio 17>

[Férmula quimica 33]

Formulagio CHO
o/
R'~NH, —— R'-NH
(111 [11a]

em que R' tem o mesmo significado definido anteriormente.

O intermediario de producdo da férmula [1la] pode ser
produzido formulando a férmula [11] de acordo com o método descrito em
Journal of the American Chemical Society, Vol. 80, pp. 1154 e
US2004/198981.

O herbicida e composi¢do agroquimica da presente invengdo
sdo caracterizados por conter o derivado de oxopirazina representado pela
férmula [I] da presente invengdo ou um sal agroquimicamente aceitavel do
mesmo, como um ingrediente ativo. A presente invencdo também diz respeito
a uma composi¢do agroquimica, mais particularmente uma composi¢do
herbicida, contendo o derivado de oxopirazina representado pela formula [I]
da presente inveng@o, ou um ou dois ou mais de sais agroquimicamente
aceitaveis destes, e um veiculo usado naturalmente nas preparagles
agroquimicas.

O herbicida da presente invencdo pode conter componentes
aditivos (veiculo) que s@o convencionalmente usados em preparagdes
agroquimicas, conforme necessario.

Exemplos destes componentes aditivos incluem veiculos, tais
como veiculos solidos ou veiculos liquidos, agentes tensoativos, aglutinantes
ou agentes que conferem adesividade, espessantes, corantes, agentes de

extensdo, agentes de espalhamento, agentes anticongelamento, agentes
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antiaglutinantes, desintegrantes, estabilizantes, e similares. Além destes,
antisépticos, partes de planta e similares também podem ser usados como
componentes aditivos de acordo com a necessidade.

Estes  componentes  aditivos podem  ser  usados
individualmente, ou também podem ser usados em combinagfo de duas ou
mais espécies.

Os componentes aditivos mencionados anteriormente serdo
discutidos.

Exemplos do veiculo so6lido incluem minerais que ocorrem
naturalmente, tais como quartzo, argila, caolinita, pirofilita, sericita, talco,
bentonita, argila &cida, atapulgita, zeolita e terra de diatomacea; sais
inorganicos, tais como carbonato de calcio, sulfato de amonio, sulfato de
sodio e cloreto de potassio; veiculos solidos organicos, tais como acido
silicico sintético, silicatos sintéticos, amido, celuloses e planta em po;
veiculos plasticos, tais como polietileno, polipropileno e cloreto
polivinilideno; e similares. Estes podem ser usados individualmente, ou
podem ser usados em combinagdo de duas ou mais espécies.

Exemplos do veiculo liquido incluem alcodis que s&o
amplamente classificados em alco6is monoidricos, tais como metanol, etanol,
propanol, isopropanol e butanol; e alcodis poliidricos, tais como etileno
glicol, dietileno glicol, propileno glicol, hexileno glicol, polietileno glicol,
polipropileno glicol e glicerina; derivados de &lcool poliidrico, tais como
ésteres de glicol a base de propileno; cetonas, tais como acetona, metil etil
cetona, metil isobutil cetona, diisobutil cetona, cicloexanona e isoforona;
éteres, tais como éter etilico, dioxano, celosolve, éter dipropilico e
tetraidrofurano; hidrocarbonetos alifaticos, tais como parafina normal,
nafteno, isoparafina, querosene e 6leo mineral; hidrocarbonetos aromaticos,
tais como benzeno, tolueno, xileno, solvente nafta e alquilnaftaleno;

hidrocarbonetos halogenados, tais como dicloroetano, cloroférmio e
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tetraclorocarbono; ésteres, tais como acetato de etila, ftalato de diisopropila,
ftalato de dibutila, ftalato de dioctila e adipato de dimetila; lactonas, tal como
y-butilolactona; amidas, tais como dimetilformamida, dietilformamida,
dimetilacetamida e N-alquilpirrolidinona; nitrilas, tal como acetonitrila;
compostos de enxofre, tal como sulféxido de dimetila; 6leos de planta, tais
como Oleo de soja, dleo de colza, 6leo de semente de algoddo e 6leo de ricino;
agua; e similares. Estes podem ser usados individualmente ou podem ser
usados em combinacdo de duas ou mais espécies.

O agente tensoativo ndo ¢é particularmente limitado, mas ¢
preferivelmente um agente tensoativo que gela ou mostra capacidade de
intumescer em Aagua. Exemplos destes incluem agentes tensoativos ndo
i6nicos, tais como ésteres de acido graxo de sorbitano, ésteres de acido graxo
de sorbitano de polioxietileno, ésteres de acido graxo de sacarose, ésteres de
acido graxo de polioxietileno, ésteres de acido de resina polioxietileno,
diésteres de acido graxo de polioxietileno, éteres de alquila de polioxietileno,
éteres de alquil fenila de polioxietileno, éteres de dialquilfenila de
polioxietileno, condensados de éter de alquilfenila de polioxietileno-
formalina, copolimeros bloco polioxietileno-polioxipropileno, éteres de
polimero bloco alquil polioxietileno-polipropileno, alquilaminas de
polioxietileno, amidas de acido graxo de polioxietileno, éteres de bisfenila de
acido graxo de polioxietileno, éteres de benzil fenila de polialquileno, éteres
de estiril fenila de polioxialquileno, acetilenodiol, acetilenodiol de adig¢do de
polioxialquileno, silicones tipo éter de polioxietileno, silicones tipo éster,
agentes tensoativos a base de fluor, dleo de ricino de polioxietileno e 6leo de
ricino hidrogenado de polioxietileno; agentes tensoativos anidnicos, tais como
alquil sulfatos, sulfatos de alquil éter de polioxietileno, sulfatos de alquil fenil
éter de polioxietileno, sulfatos de estiril fenil éter de polioxietileno, alquil
benzenossulfonatos,  lignino  sulfonatos, alquil  sulfodsuccinatos,

naftalenossulfonatos, alquil naftalenossulfonatos, sais de condensados de
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acido naftalenossulfonico-formalina, sais de condensados de &4cido alquil
naftalenossulfonico-formalina, sais de 4&cido graxo, sais de &cido
policarboxilico, sarcosinato de acido N-metil-graxo, sais de resina acida,
fosfatos de alquil éter de polioxietileno e fosfatos de alquil fenil éter de
polioxietileno; agentes tensoativos catidnicos, tais como sais de alquilamina,
tais como cloridratos de laurilamina, cloridratos de estearilamina, cloridratos
de oleilamina, acetatos de estearilamina, acetatos de
estearilaminopropilamina, cloretos de alquiltrimetilamonio e cloretos de
alquildimetilbenzalconio; agentes tensoativos anféteros, tais como agentes
tensoativos tipo aminoacido ou tipo betaina; e similares.

Estes agentes tensoativos podem ser usados individualmente,
ou podem ser usados em combinag@o de duas ou mais espécies.

Exemplos do aglutinante ou agente que confere adesividade
incluem carboximetilcelulose ou sais destes, dextrina, amido solavel em agua,
goma xantana, goma guar, sacarose, polivinilpirrolidona, goma arabica, alcool
polivinilico, acetato de polivinila, poliacrilato de sédio, polietileno glicol
tendo um peso molecular médio de 6.000 a 20.000, 6xido de polietileno tendo
um peso molecular médio de 100.000 a 5.000.000, fosfolipideos que ocorrem
naturalmente (por exemplo, acido cefalico, lecitina, etc.), e similares.

Exemplos do espessante incluem polimeros soliiveis em agua,
tais como goma xantana, goma guar, carboximetilcelulose,
polivinilpirrolidona, polimeros de carboxivinila, polimeros acrilicos,
derivados de amido e polissacarideos; pds finos inorganicos, tais como
bentonita de alta pureza e carbono branco; e similares.

Exemplos do corante incluem pigmentos inorganicos, tais
como oxido de ferro, 6xido de titdnio e azul da Prissia; pigmentos organicos,
tais como corantes de alizarina, corantes azo e corantes de ftalocianeto de
metal; e similares.

Exemplos do agente de extensgo incluem agentes tensoativos a
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base de silicone, celuloses em p6, dextrina, amido processado, compostos de
quelato de 4cido poliaminocarboxilico, polivinilpirrolidona reticulada, dcido
maléico e estirenos, copolimeros de acido metacrilico, meio ésteres de um
polimero de alcool poliidrico e um anidrido de 4cido dicarboxilico, sais
soluveis em agua de 4cido poliestirenossulfonico, e similares.

Exemplos do agente de espalhamento incluem varios agentes
tensoativos, tais como dialquilsulfosuccinato de sddio, polioxietileno alquil
éteres, polioxietileno alquil fenil éteres e ésteres de acido graxo de
polioxietileno; parafinas, terpenos, resinas de poliamida, poliacrilatos,
polioxietileno, ceras, alquil éteres de polivinila, condensados de alquilfenol-
formalina, emulsdes de resina sintética e similares.

Exemplos do agente anticongelamento incluem alcodis
poliidricos, tais como etileno glicol, dietileno glicol, propileno glicol e
glicerina; e similares.

Exemplos do agente antiaglutinante incluem polissacarideos,
tais como amido, 4cido alginico, manose e galactose; polivinilpirrolidona,
carbono branco, gomas de éster, resinas de petroleo e similares.

Exemplos dos desintegrantes incluem tripolifosfato de sodio,
hexametafosfato de sodio, sais de metal de 4cido esteérico, celulose em po,
dextrina, copolimeros de ésteres de acido metacrilico, polivinilpirrolidona,
compostos de quelato de acido poliaminocarboxilico, copolimeros de estireno
sulfonado-isobutileno-anidrido maléico, copolimeros de enxerto de amido-
poliacrilonitrila e similares.

Exemplos do estabilizante incluem agentes de secagem, tais
como zedlitas, cal virgem e 6xido de magnésio; antioxidantes do tipo fenol,
tipo amina, tipo enxofre, tipo acido fosforico e similares; absorventes de
ultravioleta de tipo de 4acido salicilico, tipo benzofenona e similares; e
similares.

Exemplos do antisséptico incluem sorbato de potassio, 1,2-
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benzotiazolin-3-ona e similares.

Exemplos das partes da planta incluem serragem, casca de
coco, sabugo de milho, caule de tabaco e similares.

No caso de incorporar os componentes aditivos no herbicida
da presente invengo, a proporgdo do teor € selecionada na faixa normalmente
de 5 a 95 %, e preferivelmente 20 a 90 %, para o veiculo; normalmente 0,1 %
a 30 %, e preferivelmente 0,5 a 10 %, para o agente tensoativo; e
normalmente 0,1 a 30 %, e preferivelmente 0,5 a 10 %, para outros aditivos,
todos com base na massa do herbicida.

O herbicida da presente invengdo € usado depois de ser
formulado em qualquer formulac¢do, tais como uma formulagdo liquida, um
concentrado emulsificavel, uma formulagdo de p6 umectéavel, uma formulagdo
de polvilho, uma formulag&o de 6leo, uma formulacdo de granulo dispersivel
em agua, uma formulagdo que pode ser escodavel, uma suspensio
emulsificada, uma formulacdo de grdnulo, uma formulagdo jumbo, uma
suspoemulsdo ou uma formulagdo Mametsubu (marca registrada).

Durante esta formulago, o herbicida pode ser preparado em
uma composi¢do misturada com pelo menos um dos produtos agroquimicos,
tais como outros herbicidas, inseticidas, bactericidas e reguladores do
crescimento da planta, protetores, um fertilizante e similares, ou o herbicida
pode ser usado em combinag@o com estes componentes.

Na hora do uso, o herbicida da presente invengdo pode ser
diluido para uma concentra¢do apropriada e aspergido, ou pode ser
diretamente aplicado.

O derivado de oxopirazina representado pela férmula [I] da
presente invengdo ou um sal agroquimicamente aceitavel do mesmo pode ser
usado sozinho como um ingrediente ativo, mas também pode ser usado como
uma mistura ou em combinac¢do com outros ingrediente ativos.

Exemplos de compostos herbicidas conhecidos e reguladores
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do crescimento da planta que podem ser misturados ou usados em
combinagdo serdo0 listados no seguinte.

2,3,6-TBA, 2,4-D, 2,4-DB, DNOC, EPTC, etoxifen-etila,
MCPA, MCPA-tioetila, MCPB, S-metolaclor, TCA, ioxinil, aclonifen,
azafenidin, acifluorfen, azimsulfuron, asulam, acetoclor, atrazina, anilofos,
amicarbazona, amidosulfuron, amitrol, aminopiralid, amiprofos-metila,
ametrin, alaclor, alloxydim, ancimidol, iodosulfulon-metil-sédio, isouron,
isoxaclortol, isoxaflutol, isoxaben, isoproturon, imazaquin, imazapir,
imazamethabenz-metila, imazapic, imazamox, imazetapir, imazosulfuron,
indanofan, esprocarb, etametsulfuron-metila, etalfluralin, etidimuron,
etoxissulfuron, etofumesato, ectobenzanid, oxadiazon, oxadiargila,
oxaziclomefona, oxasulfuron, oxifluorfen, orizalin, orbencarb, cafenstrol,
carfentrazone-etila, carbutilato, carbetamida, quizalofop, quizalofop-P-etila,
quizalofop-P-tefurila, quizalofop-etila, quinclorac, quinmerac, cumyluron,
glifosato,  glifosato-trimesium, glufosinato-amonio, glufosinato-sodio,
clethodim, clodinafop-propargila, clopiralid, clomazona, chlometoxifen,
clomeprop, cloransulam-metila, cloramben, cloridazon, clorimuron-etila,
clorsulfuron, clorthal-dimetila, clortiamid, clorpropham, clormequat clorida,
cloroxuron, clorotoluron, clorobromuron, cianoazina, diuron, dicamba,
cicloate, cicloxydim, diclosulam, ciclosulfamuron, dichlobenil, diclofop-
metila, diclorprop, diclorprop-P, dibrometo de diquat, ditiopir, siduron,
dinitramina, cinidon-etila, cinosulfuron, dinoseb, dinoterb, cyhalofop-butila,
difenamid, difenzoquat, diflufenican, diflufenzopir, diflumetorim, simazina,
dimetaclor, dimetametrin, dimethenamid, simetryn, dimepiperato, dimefuron,
cinmetilin, sulcotriona, sulfentrazona, sulfosulfuron, sulfometuron-metila,
sethoxydim, terbacil, daimuron, dalapon, tiazopir, tiocarbazil, tiobencarb,
thidiazimin, thidiazuron, thifensulfuron-metila, desmedipham, desmetryne,
thenylclor, tebutam, tebuthiuron, tepraloxydim, tefuryltrion, terbuthylazina,

terbutryn, terbumeton, tembotriona, topramezona, tralkoxydim, triaziflam,



10

15

20

25

229

triasulfuron, triallate, trietazina, triclopir, triflusulfuron-metila, tritosulfuron,
trifluralin, trifloxysulfuron-sodio, tribenuron-metila, naptalam, naproanilida,
napropamida, nicosulfuron, neburon, norflurazon, vernolato, dicloreto de
paraquat, haloxyfop, haloxyfop-P-metila, halosulfuron-metila, pinoxaden,
picloram, picolinafen, bispiribac-sodio, bifenox, piperophos, piraclonil,
pirasulfotol, pirazoxifen, pirazosulfuron-etila, pirazolinato, bilanafos,
piraflufen-etila, piridafol, piritiobac-sodio, piridato, piriftalid, piributicarb,
piribenzoxim, pirimisulfan, primisulfuron-metila, piriminobac-metila,
piroxysulam, fenuron, fenoxaprop-P-etila, fenoxaprop-etila, fenclorim,
fentrazamida, fenmedipham, foramsulfuron, butaclor, butafenacil, butamifos,
butilato, butralin, butroxydim, flazasulfuron, flamprop-M, fluazifop-butila,
fluazifop-P-butila, fluazolato, fluometuron, fluoroglicofen-etila, flucarbazona-
sodio, flucetosulfuron, flutiacet-metila, flupirsulfuron-metil-sédio, flufenacet,
flufenpir-etila, flupropanato, flupoxame, flumioxazin, flumiclorac-pentila,
flumetsulam, fluridona, flurtamona, flurprimidol, fluroxypir, flurcloridona,
pretilaclor, prodiamina, prosulfuron, prosulfocarb, propaquizafop, propaclor,
propazina, propanil, propizamida, propisoclor, propham, profluazol,
propoxicarbazona, propoxicarbazona-sodio, profoxidim, bromacil, prometryn,
prometon, bromoxinil, bromofenoxim, bromobutida, florasulam, hexazinona,
pethoxamid, benazolin, penoxsulam, beflubutamid, pebulato, bencarbazona,
pendimetalin, benzfendizona, bensulida, bensulfuron-metila, benzobiciclon,
benzofenap, bentazona, pentanoclor, pentoxazona, benfluralin, benfuresato,
fosamina, fomesafen, forclorfenuron, hidrazida maléica, mecoprop,
mecoprop-P, mesosulfuron-metila, mesotriona, metazaclor, metabenztiazuron,
metamitron, metamifop, metil-dimuron, metoxuron, metosulam, metsulfuron-
metila, metobromuron, metobenzuron, metolaclor, metribuzin, mepiquat
clorida, mefenacet, monolinuron, molinato, lactofen, linuron, rimsulfuron,
lenacil, prohexadiona-calcium, trinexapac-etila, piroxasulfona, um derivado

de isoxazolina representado pela seguinte formula [C]:
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[Formula quimica 34]

Gl T
]
G2>(>—SOP—(|J-W [ C ]

em que p representa um numero inteiro de 0 a 2; T1 e T2 cada
um independentemente representa um atomo de hidrogénio, um atomo de
halogénio, um grupo ciano, um grupo alcoxicarbonila inferior ou um grupo
alquila C-Cg; G1 e G2 cada um independentemente representa um atomo de
hidrogénio, um grupo alquila C;-C¢ ou um grupo haloalquila C;-Cq; W
representa um grupo fenila (substituido por 1 a 5 V idénticos ou diferentes); e
V representa um atomo de hidrogénio, um grupo alquila C;-Cg {que pode ser
substituido por 1 a 3 atomos de halogénio idénticos ou diferentes, um grupo
alcoxi C;-Cg, um grupo hidroxila, um grupo alquiltio C{-C¢, um grupo
alquilsulfinila C;-Cq, um grupo alquilsulfonila C;-C¢, um C;-C4 alquilgrupo
amino, um C,-C¢ dialquilgrupo amino, um ciano grupo ou um grupo fenoxi
(que pode ser substituido)}, um grupo alcoxi Ci-Cg (que pode ser substituido
por 1 a 3 atomos de halogénio idénticos ou diferentes, um grupo alcoxi C;-Cg,
um grupo alquenila C,-Cs, um grupo alquinila C,-Cs, um grupo
alcoxicarbonila C;-C4, um grupo alquilcarbonila C;-C¢ ou um grupo
cicloalquila C;-Cg), um grupo cicloalquiléxi C3;-Cg ou um atomo de
halogénio,

e similares podem ser incluidos.

Além disso, exemplos de compostos bactericidas conhecidos
que podem ser misturados ou usados em combinagéo serdo listados a seguir

Benomila, carbendazim, fuberidazol, tiabendazol, tiofanato,
tiofanato-metila, clozolinato, iprodiona, procimidona, vinclozolin,
azaconazol, bitertanol, bromuconazol, ciproconazol, difenoconazol,
diniconazol, epoxiconazol, fenarimol, fenbuconazol, fluquinconazol,
flusilazol, flutriafol, hexaconazol, imazalil, imibenconazol, ipconazol,

metconazol, miclobutanil, nuarimol, oxpoconazol fumarato, paclobutrazol,
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pefurazoato, penconazol, procloraz, propiconazol, protioconazol, pirifenox,
simeconazol, tebuconazol, tetraconazol, triadimefon, triadimenol, triflumizol,
triforina, triticonazol, benalaxila, furalaxila, mefenoxam, metalaxila,
metalaxil-M, ofurace, oxadixila, aldimorf, dodemorf, fenpropidin,
fenpropimorf, piperalin, spiroxamina, tridemorf, edifenphos, iprobenfos,
isoprotiolane, pirazophos, benodanil, boscalid, carboxin, fenfuram, flutolanil,
furametpir, mepronil, oxicarboxin, pentiopirad, thifluzamida, bupirimato,
dimetirimol, etirimol, ciprodinil, mepanipirim, pirimetanil, diethofencarb,
azoxistrobina, dimoxystrobina, enestrobina, famoxadona, fenamidona,
fluoxastrobina, kresoxim-metila, metominostrobina, orisastrobina,
picoxistrobina, piraclostrobina, trifloxistrobina, fenpiclonil, fludioxonil,
quinoxifen, bifenila, cloroneb, dicloran, etridiazol, quintozeno, tecnazeno,
tolclofos-metila, ftalida, piroquilon, triciclazol, carpropamid, diclocimet,
fenoxanil, fenexamid, piributicarb, polioxin, pencicuron, ciazofamid,
zoxamida, blasticidin-S, kasugamicina, estreptomicina, validamicina,
cimoxanil, 1odocarb, propamocarb, protiocarb, binapacrila, dinocap,
ferimzona, fluazinam, TPTA (acetato de fentina), TPTC (cloreto de fentina),
TPTH (hidroxido de fentina), acido oxolinico, himexazol, octilinona, fosetila,
acido fosforico e sais destes, tecloftalam, triazoxida, flusulfamida,
diclomezina, siltiofam, diflumetorim, bentiavalicarb-isopropila, dimetomorf,
flumorf, iprovalicarb, mandipropamid, oxitetraciclina, metassulfocarb,
chinometionato, fluorimida, milneb, hidroxido de cobre, octanoato de cobre,
oxicloreto de cobre, sulfato de cobre, 6xido cuproso, mancopper, oxina-cobre,
enxofre, ferbam, mancozeb, maneb, metiram, propineb, tiram, zineb, ziram,
captafol, captan, folpet, clorotalonil, diclofluanid, tolylfluanid, anilazina,
dodina, guazatina, iminoctadina, ditianon, acibenzolar-S-metila, probenazol,
tiadinil, etaboxam, ciflufenamid, proquinazid, metrafenona, fluopicolida,
dazomet, difenzoquat, amisubrom, mistura de Bordeaux, F-991, nabam, ¢xido

de fenazina, policarbamato, piribencarb, e similares podem ser incluidos.
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Exemplos de compostos inseticidas e nematocidas conhecidos
que podem ser misturados ou usados em combinagfo serdo listados a seguir.

Acetamiprid, clotianidin,  dinotefurano,  imidacloprid,
nitenpiram, tiacloprid, tiamethoxam, etiprol, fipronil, acetoprol,
chromafenozida, halofenozida, metoxifenozida, tebufenozida, acrinatrin,
alletrin, alfa-cipermetrin, beta-ciflutrin, beta-cipermetrin, bifentrin,
bioalletrin, bioresmetrin, cicloprotrin, ciflutrin, cialotrin, cipermetrin,
cifenotrin, deltametrin, empentrin, esfenvalerato, fenpropatrin, fenvalerato,
flucitrinato, flumetrin, gama-cialotrin, imiprotrin, lambda-cialotrin, metotrin,
permetrin, fenotrin, pralletrin, resmetrin, kadetrin, tau-fluvalinato, teflutrin,
tetrametrin, zeta-cipermetrin, tralometrin, transflutrin, etofenprox, halfenprox,
silafluofen, bensultap, cartap, tiociclam, tiosultap-sédio, acefato, azametifos,
azinfos-etila, azinfos-metila, cadusafos, cloretoxifos, clorfenvinfos,
clormefos, clorpirifos, clorpirifos-metila, coumafos, cianofos, demeton-S-
metila, diazinon, diclorvos, dicrotofos, dimetoato, dimetilvinfos, dissulfoton,
EPN, etion, ethoprofos, famphur, fenamifos, fenitrotion, fention, fostiazato,
heptenofos, isocarbofos, isoxation, malation, mecarbam, metamidofos,
metidation, mevinfos, monocrotofos, naled, omethoato, oxidemeton-metila,
paration, paration-metila, fentoato, forato, fosalona, fosmet, fosfamidon,
foxim, pirimifos-metila, profenofos, propetamfos, protiofos, piraclofos,
piridafention, quinalfos, sulfotep, tebupirimfos, temefos, terbufos,
tetraclorvinfos, tiometon, triazofos, triclorfon, vamidotion, imiciafos,
flupirazofos, aldicarb, bendiocarb, benfuracarb, carbarila, carbofurano,
carbosulfan, etiofencarb, fenobucarb, formetanato, furatiocarb, isoprocarb,
metiocarb, methomila, metolcarb, oxamila, pirimicarb, propoxur, trimetacarb,
XMC, xililcarb, alanicarb, butocarboxim, butoxicarboxim, tiodicarb, tiofanox,
bistrifluron, clorfluazuron, diflubenzuron, flucicloxuron, flufenoxuron,
hexaflumuron, lufenuron, novaluron, noviflumuron, teflubenzuron,

triflumuron, abamectin, emamectin, clorfenapir, fenoxicarb, hidropreno,
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kinopreno, metopreno, piriproxifen, dienoclor, cienopirafen, ciflumetofen,
espiromesifen, espirodiclofen, espirotetramat, flubendiamida, flurimfen
(flufenerim), flonicamid, metaflumizon, rinaxypir, lepmectina, piridalila,
fluacripirim,  indoxacarb,  bromopropilato, triazamato, fenazaquin,
fenpiroximato, piridaben, tebufenpirad, clofentezina, etoxazol, hexitiazox,
pimetrozina, buprofezin, 1.3-dicloropropeno (1.3-D), isocarbofos, N-
metilditiocarbamato de amoénio (NCS), azociclotin, endosulfan, clordano,
cloropicrin, ciexatin, spinosad, dimetilditiocarbamato de sddio, 6xido de
fenbutatina, flusulfamida, isotiocianoato de metila (MITC), rotenona,
CL900167, fluoreto de sédio e aluminio, pirifluquinazon, RU-15525, XDE-
175, ZXI-8901 e similares podem ser incluidos.

Exemplos de protetores conhecidos que podem ser misturados
ou usados em combinac¢do serdo listados a seguir.

Benoxacor, furilazol, diclormid, diciclonona, DKA-24
(N1,N2-diallyl-N2-dicloroacetilglicinamida), AD-67 (4-dicloroacetil-1-oxa-4-
azaspiro[4.5]decano), PPG-1292 (2,2-dicloro-N-(1,3-dioxan-2-ilmetil)-N-(2-
propenil)acetamida), R-29148 (3-dicloroacetil-2,2,5-trimetil-1,3-oxazolidina),
cloquintcet-mexila, anidrido 1,8-naftalico, mefenpir-dietila, mefenpir,
fenclorazol-etila, fenclorim, MG-191 (2-diclorometil-2-metil-1,3-dioxano),
ciometrinil, flurazol, fluxofenim, isoxadifen-etila, mecoprop, MCPA,
daimuron, 24-D, isoxadifen, MON4660, oxabetrinil, ciprosulfamida, e
similares podem ser incluidos.

A proporg¢do de incorpora¢do do ingrediente ativo no herbicida
da presente invencdo € apropriadamente selecionada de acordo com a
necessidade e pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 0,01 a 10 %
em peso, e preferivelmente 0,05 a 5 % em peso, no caso de uma formulagéo
de polvilho ou uma formulac¢do de granulo. A propor¢do de incorporagdon
pode ser apropriadamente selecionada na faixa de 1 a 50 % em peso, e

preferivelmente 5 a 30 % em peso, no caso de uma formulagio de emulsdo ou
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pé umectavel. A propor¢do de incorporagdon pode ser apropriadamente
selecionada na faixa de 1 a 40 % em peso, e preferivelmente 5 a 30 % em
peso, no caso de uma formulagdo escoavel e similares.

A quantidade de aplicagdo do herbicida da presente invengao
pode variar dependendo do tipo do composto usado, erva daninha a ser
tratada, tendéncia de ocorréncia, condi¢des ambientais, formulagdo usada e
similares, mas no caso de usar o herbicida diretamente, tal como na forma de
uma formulagdo de polvilho ou uma formulagdo de grénulo como ela ¢, a
quantidade de aplicag@o pode ser apropriadamente selecionada na faixade 1 g
a 50 kg, e preferivelmente 10 g a 10 kg, por um hectare em termos do
ingrediente ativo. No caso de usar o herbicida no estado liquido, tal como na
forma de um concentrado emulsificavel, uma formulagdo de pé umectavel ou
uma formulacdo escoavel, a quantidade de aplicacdo pode ser
apropriadamente selecionada na faixa de 0,1 a 50.000 ppm, e preferivelmente
10 a 10.000 ppm.

O herbicida da presente invengdo pode ser usado através de
aplicagdo nas folhas, aplicagdo no solo ou aplicagdo submersa, a campos ndo
plantados, campos de arroz, pomares e similares. O herbicida da presente
inven¢do também pode ser usado para o propdsito de controlar ervas daninhas
gerais em campos ndo aproveitados, sulcos entre campos de arroz, estradas de
fazenda, trincheiras de drenagem, pastos reaproveitados, solos de cimitério,
parques publicos, ruas, patios, lotes vazios em volta de construgdes, terras
reaproveitadas, finais de trilha, florestas e similares.

O herbicida da presente invengdo apresenta excelente efeito
herbicida em uma ampla faixa de periodo de pré-emergéncia ao crescimento
de ervas daninhas incluindo, por exemplo, Persicaria spp., tais como
Poligonum lapathifolium L., Poligonum longisetum De Bruyn e Rumex
japonicus Houtt.; Amaranthus spp., tais como Amaranthus viridis L.,

Amaranthus palmeri S. Wats. e Amaranthus retroflexus L.; ervas daninhas de
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folhas largas, tais como Solanum carolinense L., Solanum nigrum L.,
Chenopodium album L., Abutilon theophrasti medicus, Sida spinosa L.,
Sesbania exaltata Cory, Ambrosia elatior L., Papaver rhoeas L., I[pomoea spp.,
Xanthium strumarium L., Stellaria media Villars, Matricaria chamomilla L.,
Galium spurium L. var. echinospermon Hayek, Viola mandshurica, Veronica
persica Poiret, Veronica hederifolia L., Lamium amplexicaule L., Vicia
angustifolia L., Senecio vulgaris L., e Capsella Bursa-pastoris (L.) medik;
ervas daninhas ciperdceas perenes ou anuais, tais como Cyperus rotundus L.,
Cyperus esculentus L., Cyperus brevifolius Hassk. var. leiolepis T. Koyama,
Cyperus microiria Steud., e Cyperus iria; e ervas daninhas graminosas, tais
como Echinochloa esculenta (A. Braun) H. Scholz, Digitaria ciliaris (Retz.)
Koel., Setaria viridis (L.) P. Beauv., Poa annua L., Alopecurus aequalis Sobol.
var. amurensis Ohwi, Sorghum halepense Pers., Alopecurus myosuroides
Huds., Lolium multiflorum Lamarck., ¢ Avena sativa L. O herbicida da
presente inveng¢do também pode controlar ervas daninhas anuais que crescem
em campos de arroz, tais como Echinochloa oryzicola Vasing, Echinochloa
crus-galli (L.) P. Beauv. var. crus-galli, Cyperus difformis L., Leptochloa
chinensis (L.) Nees, Monochoria vaginalis (Burm. f.) Presl var. plantaginea
(Roxb.) Solms-Laub., Lindernia dubia (L.) Pennell, Lindernia procumbens
(Krock.) Philcox., Rotala indica (Willd.) Koehne wvar. uliginosa (Miq.)
Koehne, Vandellia angustifolia Benth., Limnophila sessiliflora, Ammannia
multiflora Roxb., Elatine triandra Schk. var. pedicellata Krylov., Monochoria
korsakowii Regel et Maack, Ludwigia prostrata Roxb., Eclipta prostrata L.,
Bidens frondosa L., Aeschynomene indica L., e Murdannia keisak Hand-
Mazz.; e ervas daninhas perenes, tais como Sagittaria pygmaea Miq.,
Sagittaria triflolia L., Cyperus serotinus Rottb., Eleocharis kuroguwai Ohwi,
Scirpus juncoides Roxb., Alisma canaliculatum A. Br. et Bouche,
Potamogeton distinctus A. Bennett, Leersia japonica Makino, Paspalum

distichum L., Leersia oryzoides (L.) Swartz, e Eleocharis acicularis Roem. et
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Schult. var. longiseta Svenson.

Além disso, o herbicida da presente invencdo ¢é altamente
seguro para plantas Uteis e lavouras uteis, e apresenta alta seguranga, por
exemplo, para lavouras, tais como arroz, trigo, cevada, aveia comum, centeio,
milho rabo-de-raposa, milho comum, milho e sorgo de grdo; soja, algodéo,
beterraba, cana de acgucar, cebola, girassol, 6leo de semente de colza,
amendoim, linho, tabaco, café, batata doce, batata, tomate e outros vegetais
ou gramados e similares.

As lavouras Uteis e plantas uteis da forma aqui usada incluem
as entdo chamadas lavouras e plantacdes geneticamente modificadas que
foram transformadas por tecnologias de engenharia genética para apresentar
resisténcia aos herbicidas, pragas, doengas e similares, tais como milho, soja,
algoddo, 6leo de semente de colza e cana de agucar; e plantas que apresentam
resisténcia aos herbicidas, pragas, doengas e similares por meio de selecdo.

Daqui em diante, o método para produzir o composto da
formula [I] de acordo com a presente inven¢do, exemplos de preparagdo e
usos serdo ilustrados em detalhes pelos seguintes exemplos, mas ndo devem
ser considerados limitantes destes. Além do mais, na seguinte descrigédo, “ %”
representa porcentagem em peso, € “‘partes” representa partes em peso.

[Exemplo 1]

Producdo de 3-(2-hydroxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-1-
metilquinoxalin-2(1H)-ona (Composto No. I-2 da inveng&o (ver tabela 1))

(1) Produgdo de 3-oxo-l-cicloexenil 1-metil-2-ox0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato

46 g (22,5 mmol) de 4cido 1-metil-2-ox0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico foram dissolvidos em diclorometano (200
mL), e N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e 4,3 g (33,9 mmol) de cloreto de
oxalila foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por 1 hora a

temperatura ambiente. A mistura de reacdo foi concentrada em pressdo
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reduzida, e o residuo obtido foi dissolvido em diclorometano (100 mL). Esta
solugdo foi- adicionada em gotas a temperatura ambiente a uma solugdo
preparada dissolvendo 2,8 g (25,0 mmol) de 1,3-cicloexanodiona e 2,7 g(26,7
mmol) de trietilamina em diclorometano (100 mL). A mistura foi agitada por
1 hora a temperatura ambiente, e entdo, a mistura de reagdo foi lavada com
agua, e seca sobre sulfato de sodio anidro. A matéria inorganica foi separada
por filtragdo, e entdo o solvente foi destilado em pressdo reduzida, para obter
6,3 g (rendimento 94 %) de 3-oxo-l-cicloexenil 1-metil-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato na forma de um sélido amarelo.

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)): 2,11-2,18(2H,m), 2,46-
2,49(2H,m), 2,76-2,78(2H,m), 3,77(3H,s), 6,13(1H,s), 7,39-7,47(2H,m),
7,73(1H,t), 8,00(1H,d)

(2) Produgdo de 3-(2-hidrdxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-1-
metilquinoxalin-2(1H)-ona

6,3 g (21,1 mmol) de 3-oxo-1-cicloexenil 1-metil-2-ox0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato foi dissolvido em diclorometano (100 mL), e
a esta solucdo, 2,4 g (23,7 mmol) de trietilamina e cianoidrina de acetona (1
mL) foram adicionados. A mistura foi agitada por um dia a temperatura
ambiente. A mistura de reag¢do foi lavada com acido cloridrico 10 % e seca
sobre sulfato de sodio anidro, e o solvente foi destilado em pressdo reduzida.
O residuo foi recristalizado a partir de metanol, para obter 4,3 g (rendimento:
68 %) de 3-(2-hidroxi-6-oxo0-1-cicloexenocarbonil)-1-metilquinoxalin-2(1H)-
ona na forma de um pé branco (ponto de fusdo 191 a 192 °C).

RMN-'H (CDCL/TMS §(ppm)): 2,05-2,12(2H,m), 2,45-
2,472H,m), 2,76-2,80(2H,m), 3,71(3H,s), 7,33-7,38(2H,m), 7,60(1H,t),
7,85(1H,d), 16,3(1H,s)

[Exemplo 2]

Produgdo de 2-(2-hidroxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-4-fenil-

pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona (Composto No. [V-1 da invengdo (ver tabela
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38))

6,50 g (24 mmol) de acido 3-oxo-4-fenil-3,4-diidropirido[2,3-
b]pirazina-2-carboxilico foi dissolvido em diclorometano (100 mL), e a esta
solu¢do, N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e 3,8 g (30 mmol) de cloreto de
oxalila foram adicionados sequencialmente. A mistura foi agitada por uma
hora a temperatura ambiente. Depois de confirmar que a reagéo foi completa,
o solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo obtido foi dissolvido
em diclorometano (30 mL), e esta solucdo foi adicionada em gotas a 0 °C por
5 minutos a uma solugdo preparada dissolvendo 2,7 g (24 mmol) de 1,3-
cicloexanodiona e 2,5 g (24 mmol) de trietilamina em diclorometano (30 mL).
A solugdo de reagdo retornou para temperatura ambiente e foi agitada por 3
horas, e entdo cianoidrina de acetona (1 mL) e 2,5 g (24 mmol) de trietilamina
foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por 12 horas a temperatura
ambiente. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, agua (50 mL) foi
adicionada a solugfo de reagdo, a solugdo de reacdo foi ajustada para pH 12
usando uma solugdo aquosa 10 % de hidréxido de sédio, e a solugdo de
reacdo foi separada. A camada aquosa foi ajustada para pH 1 adicionando
acido cloridrico 6 N, e entdio a camada aquosa foi extraida com
diclorometano. A camada orgénica obtida foi seca sobre sulfato de magnésio
anidro, e entdo o solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim
obtido foi lavado com metanol, para obter 6,5 g (rendimento: 73 %) de 2-(2-
hidréxi-6-0xo0-1-cicloexenocarbonil)-4-fenil-pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona.

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)): 2,06(2H, t), 2,44(2H, s),
2,77(2H, t), 7,30(3H, d), 7,53(3H, m), §,18(1H, m), 8,47(1H, d), 16,10(1H,s)

[Exemplo 3]

Produgdo de 2-(2-hidréxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-4-(4-
metoxifenil)-pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona (Composto No. IV-62 da
invengdo (ver tabela 39))

44 g (15 mmol) de 4acido 4-(4-metoxifenil)-3-oxo-3,4-
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diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico foi dissolvido em diclorometano
(100 mL), e a esta solugdo, N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e 3,8 g(30 mmol)
de cloreto de oxalila foram adicionados sequencialmente. A mistura foi
aquecida a refluxo por uma hora mantendo agitagdo. Depois de confirmar que
a reacdo foi completa, a solugfio de reagfio foi resfriada a temperatura
ambiente, e o solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim
obtido foi dissolvido em diclorometano (30 mL), e esta solugdo foi adicionada
em gotas a 0 °C por 5 minutos a uma solugdo preparada dissolvendo 1,8 g (16
mmol) de 1,3-cicloexanodiona e 1,8 g (18 mmol) de trietilamina em
diclorometano (30 mL). A solugdo de reagdo retornou para temperatura
ambiente e foi agitada por 3 horas, e entfo cianoidrina de acetona (1 mL) e
1,8 g (18 mmol) de trietilamina foram ainda adicionados a ela. A mistura foi
agitada por 12 horas a temperatura ambiente. Depois de confirmar que a
reacdo foi completa, agua (20 mlL) foi adicionada a solugdo de reagdo, a
solucdo de reagdo foi ajustada para pH 12 usando uma solug¢éo aquosa 10 %
de hidréxido de sodio, e a solucdo de reagdo foi separada. A camada aquosa
foi ajustada para pH 1 adicionando é4cido cloridrico 6 N, e entdo a camada
aquosa foi extraida com diclorometano. A camada organica obtida foi seca
sobre sulfato de magnésio anidro, e entdo o solvente foi destilado em pressdo
reduzida. O residuo assim obtido foi lavado com metanol, para obter 4,5 g
(rendimento: 78 %) de 2-(2-hidroxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-4-(4-
metoxifenil)-pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona.

RMN-"H (CDCL/TMS &(ppm)):

2,06(2H, s), 2,44(2H, s), 2,77(2H, t), 3,86(3H, s), 7,07(2H, d),
7,28(2H, d), 8,17(1H, d), 8,49(1H, d)

[Exemplo 4]

Producéo de 3-hidroxi-2-(1-metil-2-tioxo-1,2-
diidroquinoxalin-3-il-carbonil)-2-cicloexen-1-ona (Composto No. 1-256 da

invencdo (ver tabela 11))
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2,4 g (10,3 mmol) de 1-metil-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila e 4,2 g (10,4 mmol) de reagente de Lawesson foram
adicionados ao tolueno (50 mL), e a mistura foi agitada por um dia mantendo
a temperatura do liquido a 100 °C. A mistura de reagio foi resfriada a
temperatura ambiente, e entdo o solvente foi destilado em pressdo reduzida.
Cloroformio foi adicionado ao residuo, o insoluvel foi separado por filtragdo,
e o filtrado foi concentrado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi
dissolvido em etanol (300 mL), 4,9 g de uma solugdo aquosa 25 % de
hidréxido de sodio foi adicionada a temperatura ambiente, € a mistura foi
agitada por um dia a temperatura ambiente. A mistura de reagdo foi
concentrada em pressdo reduzida, dgua foi adicionada & mesma, e a mistura
foi ajustada para pH 1 usando acido cloridrico 10 %. Um precipitado sélido
foi coletado por filtracdo, e foi lavado com agua. O solido assim obtido foi
seco, € este solido foi dissolvido em cloroférmio (S0 mL). 1,7 g (13,4 mmol)
de cloreto de oxalila e uma goticula de N,N-dimetilformamida foram
adicionados a solugdo, e a solu¢do de reagdo foi agitada por 2 horas a
temperatura ambiente, e concentrada em pressdo reduzida. O residuo assim
obtido foi dissolvido em cloroférmio (20 mL), 0,84 g (7,49 mmol) de 1,3-
cicloexanodiona e 0,83 g (8,20 mmol) de trietilamina foram adicionados a ele,
e a mistura foi agitada por uma hora a temperatura ambiente. 0,83 g (8,20
mmol) de trietilamina e 0,64 g (7,52 mmol) de cianoidrina de acetona foram
ainda adicionados a temperatura ambiente, e a mistura foi agitada por dois
dias a temperatura ambiente. A mistura de reagdo foi lavada com éacido
cloridrico 10 %, e seca sobre sulfato de magnésio anidro, ¢ o solvente foi
destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por
cromatografia em gel de silica (solvente de desenvolvimento: acetato de
etila/cloroférmio = 1/1). O soélido resultante foi lavado com acetato de etila,
para obter 0,40 g de 3-hidroxi-2-(1-metil-2-tioxo-1,2-diidroquinoxalina-3-

carbonil)-2-cicloexen-1-ona na forma de um p6 amarelo (ponto de fusdo 300
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°C ou mais).

RMN-'H (CDCL/TMS §(ppm)):

2,01-2,11(2H,m), 2,38-2,44(2H,m), 2,75-2,81(2H,m),
4,193H,s), 7,44(1H,t), 7,55(1H,d), 7,68(1H,t), 7,88(1H,d), 16,3(1H,s)

[Exemplo 5]

Producéo de 5-flior-3-(2-hidroxi-6-oxo-1-
cicloexenocarbonil)-1-(4-metoxifenil}-quinoxalin-2(1H)-ona (Composto No.
II-186 da invengéo (ver tabela 24))

11,1 g (35 mmol) de acido 5-flior-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico foi dissolvido em cloroférmio (300 mL),
e a esta solugdo, N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e 6,7 g (53 mmol) de
cloreto de oxalila foram adicionados sequencialmente. A mistura foi agitada
por uma hora a temperatura ambiente. Depois de confirmar que a reacdo foi
completa, o solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim
obtido foi dissolvido em cloroférmio (100 mL), e esta solugdo foi adicionada
em gotas a 0 °C por 5 minutos a uma solugdo preparada dissolvendo 4,4 g (39
mmol) de 1,3-cicloexanodiona e 4,3 g (43 mmol) de trietilamina em
cloroférmio (200 mL). A solugdo de reagfo retornou para temperatura
ambiente e foi agitada por 3 horas, e entdo 1,5 g (18 mmol) de cianoidrina de
acetona e 4,3 g (43 mmol) de trietilamina foram adicionados a ele. A mistura
foi agitada por 12 horas a temperatura ambiente. A solugdo de reagdo foi
lavada com acido cloridrico 10 % e seca sobre sulfato de sddio anidro, e entdo
o solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi
lavado com metanol, para obter 13,6 g (rendimento: 94 %) de 5-flaor-3-(2-
hidroxi-6-ox0-1-cicloexenocarbonil)-1-(4-metoxifenil)-quinoxalin-2(1H)-ona
na forma de um pé de cor laranja claro.

RMN-'H (CDCly/TMS &(ppm)):

2,06(2H, m), 2,43(2H, br), 2,75(2H, t), 3,88(3H, s), 6,57(1H,
d), 7,01-7,10(3H, m), 7,26-7,35(3H, m), 16,19(1H, s)
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[Exemplo 6]

Produgio de S5-cloro-3-(2-hidroxi-6-o0xo-1-
cicloexenocarbonil)-1-(4-metoxifenil )-quinoxalin-2(1H)-ona (Composto No.
I1-194 da invengdo (ver tabela 24))

6,7 g (20 mmol) de &cido 5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico foi dissolvido em cloroférmio (300 mL), e a
esta solugdo, N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e 5,2 g (41 mmol) de cloreto de
oxalila foram adicionados sequencialmente. A mistura foi agitada por uma

hora a temperatura ambiente. Depois de confirmar que a reagdo foi completa,

0 solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi

dissolvido em cloroférmio (70 mL), e esta solugdo foi adicionada em gotas a
0 °C por 5 minutos a uma solugdo preparada dissolvendo 2,5 g (22 mmol) de
1,3-cicloexanodiona e 2,5 g (25 mmol) de trietilamina em cloroférmio (70
mL). A solugdo de reagfo retornou para temperatura ambiente e foi agitada
por 3 horas, e entdo 0,86 g (10 mmol) de cianoidrina de acetona e 2,5 g (25
mmol) de trietilamina foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por 12
horas a temperatura ambiente. A solugdo de reagdo foi lavada com 4&cido
cloridrico 10 % e seca sobre sulfato de sodio anidro, e entdo o solvente foi
destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi lavado com acetato
de etila, para obter 6,0 g (rendimento: 70 %) de 5-cloro-3-(2-hidréxi-6-oxo-1-
cicloexenocarbonil)-1-(4-metoxifenil )quinoxalin-2(1H)-ona na forma de um
po de cor laranja claro.

RMN-'H (CDCly/TMS &(ppm)):

2,06(2H, m), 2,44(2H, br), 2,75(2H, t), 3,88(3H, s), 6,71(1H,
d), 7,09(2H, d), 7,25-7,30(3H, m), 7,39(1H, d), 16,23(1H, s)

[Exemplo 7]

Produgdo de 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-il)-3-(2-hidréxi-6-oxo-
1-cicloexenocarbonil)-quinoxalin-2(1H)-ona (Composto No. 1-202 da

invencdo (ver tabela 9))
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5,7 g (19 mmol) de acido 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-il)-2-ox0-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico e 3,1 g (24 mmol) de cloreto de oxalila
foram dissolvidos em diclorometano (10 mL), e 0,026 g (0,35 mmol) de
dimetilformamida foi adicionada a ele. A mistura foi aquecida a refluxo por 2
horas mantendo agitag@o. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, o
solvente foi destilado em pressdo reduzida para obter cloreto de 1-
(benzo[d][1,3]dioxol-5-il)-2-ox0-

1,2-diidroquinoxalina-3-carbonila na forma de cristais
amarelos (Composto No. do intermediario de produgdo: IX-73).

RMN-'H (CDCI5/TMS 8(ppm)):

6,12 (2H, d), 6,74-6,76 (2H, m), 6,88 (1H, d), 7,01 (1H, d),
7,43 (1H, t), 7,57 (1H, t), 8,04 (1H, d)

O cloreto de 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-11)-2-0x0-

1,2-diidroquinoxalina-3-carbonila assim obtido foi dissolvido
em diclorometano (30 mL), e a solucdo foi adicionada em gotas a uma
mistura liquida contendo 2,7 g (24 mmol) de 1,3-cicloexanodiona, 3,7 g (36
mmol) de trietilamina e diclorometano (20 mL), em resfriamento de gelo.
Depois de agitar a solugdo de reacdo por 3 horas a temperatura ambiente, 0,04
g (0,53 mmol) de cianoidrina de acetona e 3,7 g (36 mmol) de trietilamina
foram adicionados a mistura liquida, e a mistura foi agitada por 12 horas a
temperatura ambiente. A solugdo de reacdo foi vertida em 4gua, e a camada
aquosa foi acidificada com 4cido cloridrico 10 %, e extraida com
diclorometano. A camada organica obtida foi seca sobre sulfato de magnésio
anidro, € a matéria inorgénica foi separada por filtragdo. O solvente foi
destilado em pressdo reduzida, e o residuo assim obtido, uma solugéo
misturada de metanol e dgua foi adicionada para obter um sélido. O sélido foi
coletado por filtragdo e seco para obter 5,5 g (rendimento: 75 %) de 1-
(benzo[d][1,3]dioxol-5-i1)-3-(2-hidréxi-6-ox0-1-cicloexenocarbonil)-

quinoxalin-2(1H)-ona na forma de uma matéria amorfa amarela.



10

15

20

25

244

RMN-"H (CDCl/TMS &(ppm)):

2,03-2,05 (2H, m), 2,43 (2H, brs), 2,73 (2H, t), 6,08 (2H, d),
6,38-6,87 (3H, m), 6,99 (1H, d), 7,29-7,43 (2H, m), 7,88 (1H, d), 16,27 (1H,
s)

[Exemplo §]

Producdo de 1-(2,3-diidrobenzo[b]1,4-dioxin-6-il)-3-(2-
hidréxi-6-oxo- 1 -cicloexenocarbonil)-quinoxalin-2(1H)-ona (Composto No. I-
209 da invencéo (ver tabela 10))

9,9 g (31 mmol) de acido 1-(2,3-diidrobenzo[b]1,4-dioxin-6-
il)-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico foi dissolvido em
diclorometano (100 mL), e a esta solugdo, N,N-dimetilformamida (0,5 mL) e
4,7 g (37 mmol) de cloreto de oxalila foram adicionados sequencialmente. A
mistura foi agitada por uma hora a temperatura ambiente. Depois de
confirmar que a reagdo foi completa, o solvente foi destilado em pressdo
reduzida para obter cloreto de 1-(2,3-diidrobenzo[b]l,4-dioxin-6-il)-2-oxo-
1,2-diidroquinoxalina-3-carbonila na forma de cristais amarelos (Composto
No. do intermediario de producio: IX-75).

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)):

4,33 (4H, s), 6,74-6,89 (3H, m), 7,08 (1H, d), 7,44 (1H, t),
7,55 (1H, t), 8,02 (1H, d)

O cloreto de 1-(2,3-diidrobenzo[b]1,4-dioxin-6-il)-2-ox0-1,2-
diidrooquinoxalina-3-carbonila assim obtido foi dissolvido em diclorometano
(30 mL), e esta solucdo foi adicionada em gotas a 0 °C por 5 minutos a uma
solugdo preparada dissolvendo 4,2 g (37 mmol) de 1,3-cicloexanodiona e 6,2
g (61 mmol) de trietilamina em diclorometano (30 mL). A solugdo de reagio
retornou para temperatura ambiente e foi agitada por 3 horas, e entdo
cianoidrina de acetona (I mL) e 6,2 g (61 mmol) de trietilamina foram
adicionados a ele. A mistura foi agitada por 12 horas a temperatura ambiente.

Depois de confirmar que a reagdo foi completa, d4gua (50 mL) foi adicionada a
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solucdo de reacdo, a solugdo de reagio foi ajustada para pH 12 usando uma
solugdo aquosa 10 % de hidréoxido de sodio, e a solugdo de reagdo foi
separada. A camada aquosa foi ajustada para pH 1 adicionando &cido
cloridrico 6 N, e entdo a camada aquosa foi extraida com diclorometano. A
camada orgénica obtida foi seca sobre sulfato de magnésio anidro, e entdo o
solvente foi destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi lavado
com metanol, para obter 5,2 g (rendimento: 40 %) de 1-(2,3-
diidrobenzo[b]1,4-dioxin-6-il)-3-(2-hidréxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-
quinoxalin-2(1H)-ona na forma de cristais brancos leitosos.

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)):

2,02-2,09 (2H, m), 2,44 (2H, br), 2,73-2,77 (2H, m), 4,32 (4H,
s), 6,84-6,87 (3H, m), 7,04 (1H, d), 7,28-7,42 (2H, m), 7,87 (1H, d),
16,3 (1H, s)

[Exemplo 9]

Producdo de 4-(3-flaor-4-metilfenil)-2-(2-hidréxi-6-oxo-1-
cicloexenocarbonil)-pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona (Composto No. IV-222
da invengdo (ver tabela 43))

24 g (80 mmol) de acido 4-(3-flaor-4-metilfenil)-3-ox0-3,4-
diidropirido{2,3-b]pirazina-2-carboxilico foi dissolvido em cloroférmio (180
mL), e N,N-dimetilformamida (1 mL) e 20 g (160 mmol) de cloreto de oxalila
foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por uma hora a 40 °C. Depois
de confirmar que a reagfo foi completa, o solvente foi destilado em presséo
reduzida. O residuo assim obtido foi dissolvido em cloroférmio (180 mL), e
esta solugdo foi adicionada em gotas a 0 °C por 5 minutos a uma solugdo
preparada dissolvendo 10 g (90 mmol) de 1,3-cicloexanodiona e 9,0 g (90
mmol) de trietilamina em cloroférmio (180 mL). A solugdo de reagdo
retornou para temperatura ambiente e foi agitada por 3 horas, e entdo 0,8 g
(10 mmol) de cianoidrina de acetona e 9,0 g (90 mmol) de trietilamina foram

adicionados a ele. A mistura foi agitada por 12 horas a temperatura ambiente.
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Depois de confirmar que a reacdo foi completa, o solvente foi
destilado em pressdo reduzida, e o residuo foi extraido com acetato de etila.
Uma solugdo aquosa 10 % de hidroxido de sodio foi adicionada, e a mistura
foi ajustada para pH 12. Subsequentemente, a camada aquosa obtida foi
ajustada para pH 1 adicionando acido cloridrico 6 N, e a camada aquosa foi
extraida de novo com cloroférmio. Sulfato de magnésio anidro e florisil foram
adicionados & camada organica para secar a camada, e o solvente foi destilado
em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi lavado com metanol, para
obter 15 g (rendimento: 48 %) de 4-(3-flGor-4-metilfenil)-2-(2-hidréxi-6-oxo-
1-cicloexenocarbonil)-pirido[2,3-b]pirazin-3(4H)-ona.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

2,07 (2H, t), 2,35 (3H, d), 2,44 (2H, brs), 2,78 (2H, t), 7,06
(2H, d), 7,29-7,41 (2H, m), 8,18 (1H, dd), 8,48 (1H, dd), 16,06 (1H, brs)

[Exemplo 10}

Produgdo de 3-(2-hidroxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-1-(6-
metil-2-piridil)-quinoxalin-2(1H)-ona (Composto No. I-173 da invengdo (ver
tabela 7))

(1) Produgdo de 3-oxo-1-cicloexenil 1-(6-metil-2-piridil)-2-
oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato

23,3 g de acido 1-(6-metil-2-piridil)-2-oxo0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico foi dissolvido em cloroférmio (100 mL), e
21,0 g de cloreto de oxalila foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por
uma hora a temperatura ambiente. O solvente foi destilado em presséo
reduzida, e o residuo foi dissolvido em 100 mL de cloroférmio. 10,2 g de 1,3-
cicloexadiona e 10,1 g de trietilamina foram adicionados, e a mistura foi
agitada por 2 horas a temperatura ambiente. A mistura de reac¢do foi vertida
em agua, e extraida com cloroférmio. A camada orgéanica foi lavada com
salmoura saturada, e seca sobre sulfato de magnésio anidro, e entdo o solvente

foi destilado em pressdo reduzida, para obter 28,8 g de 3-oxo-1-cicloexenil 1-
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(6-metil-2-piridil)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato.

RMN-'H (CDCly/TMS §(ppm)):

2,12 (2H, m), 2,46 (2H, t), 2,65 (3H, s), 2,74 (2H, t), 6,11 (1H,
s), 6,68 (1H, d), 7,28 (1H, d), 7,51 (3H, m), 7,93 (1H, d), 8,03 (1H, d)

(2) Produgdo de 3-(2-hidroxi-6-oxo-1-cicloexenocarbonil)-1-
(6-metil-2-piridil)-quinoxalin-2(1H)-ona

28,8 g de 3-oxo-1-cicloexenil 1-(6-metil-2-piridil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato foi dissolvido em 100 mL de acetonitrila, e
9,3 g de trietilamina e 7,2 g de cianoidrina de acetona foram adicionados a
ele. A mistura foi agitada por uma hora a 80 °C. O solvente foi destilado em
pressdo reduzida, o residuo foi dissolvido em cloroférmio, e a solugdo foi
ajustada abaixo de pH 4. A camada organica foi lavada com salmoura
saturada, e seca sobre sulfato de magnésio anidro, € entio o solvente foi
destilado em pressdo reduzida, para obter 24,2 g de 3-(2-hidrdéxi-6-oxo-1-
cicloexenocarbonil)-1-(6-metil-2-piridil)-quinoxalin-2(1H)-ona.

RMN-"H (CDCl;/TMS §(ppm)):

2,06 (m, 2H), 2,45 (t, 2H), 2,64 (s, 3H), 2,76 (t, 2H), 6,68 (s,
1H), 7,39 (m, 4H), 7,89 (m, 2H), 16,32 (s, 1H)

Os valores de propriedade dos compostos obtidos nos
exemplos anteriores 1 a 10, e os compostos da presente invencdo produzidos

da mesma maneira que nos exemplos sdo apresentados na tabela 124 a tabela

134.
Tabela 124
Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np™®)
I-1 Ponto de Fusdo 84-86
1-2 Ponto de Fusio 191-192
1-5 Ponto de Fusdo 193-195
1-7 Ponto de Fuséo 155-157
1-12 Ponto de Fusdo 164-165
1-13 Ponto de Fusdo 151-152
1-14 Ponto de Fusdo 172-174
I-15 Taxa Refrativa 1,6148
I-18 Ponto de Fusdo 157-159
I-21 Ponto de Fusdo 144- 147
1-22 Ponto de Fusdo 125- 128
I-30 Ponto de Fusio 171-172
1-35 Ponto de Fusdo 205-206
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1-40
I-49
I-50
I-57
I-58
I's9
[-62
I-65
[-67
I-68
I-69
1-70
I-71
1-72
1-80
I-81
1-82
1-88
1-90
1-91
1-92
I-93
1-94
1-99
1-100
1-101
I-102
1-103
I-107
I-111
I-112
I-113
1-120
I-125
I-126
I-128

Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo

Ponto de Fusio
Ponto de Fusdo
Taxa Refrativa
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusido
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusido
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusio
Ponto de Fusio

Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusio
Ponto de Fusao
Ponto de Fusio
Ponto de Fusio
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusio
Ponto de Fusdo
Ponto de Fusdo

190-192
140-141
144- 145
201-203
Medigdo Incapaz

1.5663

164-166
1,6070

184-185
151-152
216-218
179-181
203-205
179-151
249-251
272-274
226-228
142- 144
153-155
148- 149
218-222
oleoso

186-187
187- 189
217-219
239-241
181-183
184-186
181-183
214-216
192-194
195-196
215-218
203-204
207-210
233-235
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Tabela 125

Composto No. Ponto de Fus3o(°C) ou Taxa Refrativa (np°")
I-131 Ponto de Fusdo 207-205
I-136 Ponto de Fusdo 178-143 1
1-137 Ponto de Fusfo 126-127
1-139 Ponto de Fusdo 159-192
1-144 Ponto de Fusio 171- 174
1-145 Ponto de Fusdo 87-88
1-148 Ponto de Fusdo 207-205
I-149 Ponto de Fusdo 73-75
I-156 Ponto de Fusio 105-107
I-158 Ponto de Fusdo 133-135
I-159 Oleoso
I-160 Ponto de Fusdo 168-169
1-163 Ponto de Fusdo 182-183
I-165 Ponto de Fusdo 182-187
I-166 Ponto de Fusdo 99-101
I-167 Ponto de Fusio 150-153
I-171 Ponto de Fusdo 177-179
I-173 Ponto de Fusio 177-179
I-176 Ponto de Fusio 170-171
I-177 Ponto de Fusdo 125-128
1-178 Ponto de Fusio 115-117
I-179 Ponto de Fusio 116-118
1-180 Ponto de Fusio 129-130
I-182 Ponto de Fusdo 205-210
I-185 Ponto de Fusdo 165-170
I-189 Ponto de Fusdo 141-144
[-195 Ponto de Fusdo 237-239
[-197 Ponto de Fusdo 217-219
I-199 Ponto de Fusdo 187-189
[-201 Ponto de Fusdo 156-157
[-202 Ponto de Fusdo 150-151
I-207 Ponto de Fusio 146-147
1-209 Ponto de Fusédo 246-245
I-211 Ponto de Fusio 151-153
1-212 Ponto de Fusdo 199-200
1213 Ponto de Fusdo 172-175
1-220 Ponto de Fusdo 235-237
[-221 Ponto de Fusdo 187-189
[-223 Ponto de Fusdo 213-216
1-225 Ponto de Fusio 225-228
[-227 Ponto de Fusio 205-207
[-229 Ponto de Fusdo 162-163
1-230 Ponto de Fusio 161-164
[-238 Ponto de Fusdo 179-151
[-241 Ponto de Fusdo 161-164
[-243 Ponto de Fusdo 170-171
1-245 Ponto de Fusdo 229-231
1-247 Ponto de Fusio 233-235
[-249 Ponto de Fusdo 225-226
[-250 Ponto de Fusdo 195- 197
1-256 Ponto de Fusio 300 ou mais
I-263 Ponto de Fusdo 145- 150
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Tabela 126

Composto No. Ponto de Fusio(°C) ou Taxa Refrativa (np"")
1-264 Ponto de Fusio 170-173
1-265 Ponto de Fusdo 193-195
1-266 Ponto de Fusio 199-200
1-267 : Ponto de Fusdo 163-166
1-268 Ponto de Fusdo 127-129
1-269 Ponto de Fusdo 211-213
1-270 Ponto de Fusdo 107-169
I-271 Ponto de Fusio 138-140
1-272 Ponto de Fusio 173-174
1-273 Ponto de Fusio 141-143
1-274 Ponto de Fusio 148-150
1-275 Ponto de Fusio 204-205
1-276 Medicdo Incapaz
1-277 Ponto de Fusdo 135-137
1-278 Ponto de Fusdo 144-145
1-279 Ponto de Fusio 166-168
1-280 Ponto de Fusdo 186-186
1-281 Ponto de Fusdo 139-141
1-282 Ponto de Fusio 164-165
1-283 Ponto de Fusdo 190-192
1-284 Ponto de Fusdo 160-162
1-363 Ponto de Fusdo 250-252
1-364 Ponto de Fusido 168-170
1-365 Ponto de Fusdo 182-183
1-366 Ponto de Fuséo 212-214
1-367 Ponto de Fusdo 208-210
1-368 Ponto de Fusio 152-154
1-371 Ponto de Fusdo 189-190
I-372 Ponto de Fusdo 205-207
1-373 Ponto de Fusdo 124-126
1-379 Ponto de Fusdo 208-209
1-380 Ponto de Fusdo 146-147
1-3S5 Ponto de Fusio 194-196
1-388 Ponto de Fusio 172-175
1-395 Ponto de Fusio 140-142
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Tabela 127

Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np")
II-1 Ponto de Fusdo 68-71
114 Ponto de Fusdo 203-204
II-5 Ponto de Fusdo 180-182
II-6 Ponto de Fusdo 172-174
11-7 Ponto de Fusdo 177-178
1I-8 Ponto de Fusio 70-72
11-9 Ponto de Fusdo 100-101
II-11 Ponto de Fusdo 202-204

1I-13 Ponto de Fusdo 201-202
11-14 Ponto de Fusdo 105-107
1I-15 Ponto de Fusdo 176-179
11-20 Ponto de Fusdo 93-94
I1-21 Ponto de Fusdo 123-126
11-23 Ponto de Fusio 136-138
11-24 Ponto de Fusio 101-104
11-29 Ponto de Fusdo 169-171
I1-33 Ponto de Fusio 147-149
1I-39 Ponto de Fusio 125-127
11-44 Ponto de Fusdo 112-114
II-51 Ponto de Fusdo 264-266
I-52 Ponto de Fusdo 201-202
I-57 Ponto de Fusio 124-125
11-62 Ponto de Fusdo 112-114
I1-63 Ponto de Fusdo 175-177
11-64 Ponto de Fusio 174-176
11-68 Ponto de Fusio 164-167
11-69 Ponto de Fusdo 85-90
I1-71 Ponto de Fusio 78-80
11-74 Ponto de Fusdo 106-108
I1-75 Ponto de Fusio 173-175
II-81 Ponto de Fusdo 135-136
[1-84 Ponto de Fusdo 149-150
11-90 Ponto de Fusdo 103-105
II-95 Ponto de Fusido 111-113
1I-101 Ponto de Fusio 61-64
II-116 Ponto de Fusio 93-96
1I-121 Ponto de Fusdo 125-128
1I-122 Ponto de Fusio 172-174
11-124 Ponto de Fusdo 91-94
1I-125 Ponto de Fusdo 274-277
1I-129 Ponto de Fusio 230-232
1I-130 Ponto de Fusio 96-99
1I-131 Ponto de Fusdo 136-137
1I-136 Ponto de Fusdo 143-146
1I-137 Ponto de Fusio 107-110
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Tabela 128

Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np”)
11-140 Ponto de Fusdo 128-130
1I-146 Ponto de Fusio 111-113
- 149 Ponto de Fusdo 101- 103
II- 167 Ponto de Fusdo 108-110
11-168 Ponto de Fusdo 122-123
11-169 Ponto de Fuséo 215-216
1I- 173 Ponto de Fusio 185- 18S
iI-174 Ponto de Fusido 98-101
11-175 Ponto de Fusio 110-112
11-177 Ponto de Fusio 136-138
11-178 Ponto de Fusio 113-115
11-179 Ponto de Fusio 190-193
11-180 Ponto de Fuséo 106-109
1I-185 Ponto de Fusio 124-126
1I-186 Ponto de Fusio 242-245
1- 187 Ponto de Fusio 114-116
11-188 Ponto de Fusdo 136-138
11-189 Ponto de Fusio 187-189
I1-190 Ponto de Fusio 217-219
1I- 193 Ponto de Fusio 173-175
II-194 Ponto de Fusio 105-107
1I- 195 Ponto de Fusio 191-193
11-196 Ponto de Fusdo 120-122
1I-197 Ponto de Fusio 205-207
11-205 Ponto de Fuséo 139-142
11-208 Ponto de Fusédo 102-104
11-209 Ponto de Fuséo 109-111
11-210 Ponto de Fusdo 98-100
11-211 Ponto de Fusio 113-115
11-212 Ponto de Fusio 126-129
11-213 Ponto de Fusio 171-172
1-214 Ponto de Fusdo 97-99
1i-215 Ponto de Fuséo 116-117
I1-216 Ponto de Fuséo 181-183
1-217 Ponto de Fusio 197-199
11-218 Ponto de Fusdo 138-140
I1-219 Ponto de Fusio 183-185
11-220 Ponto de Fusio 128-130
11-221 Ponto de Fusdo 106-109
11-222 Ponto de Fuséo 91-92
11-223 Ponto de Fusdo 110-111
11-224 Ponto de Fusdo 143-145
11-225 Ponto de Fusdo 135-138
1I-226 Ponto de Fusido 141-143
11-227 Ponto de Fusdo 201-203
11228 Ponto de Fusdo 182-185
11-229 Ponto de Fusdo 145-148
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Tabela 129

Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np>)
11-230 Ponto de Fusio 161-163
11-231 Ponto de Fusdo 154-157
11-232 Ponto de Fusio 205-208
11-233 Ponto de Fusio 212-214
11-234 ' Ponto de Fusio 118-121
11-235 Ponto de Fusdo 97-98
11-236 Ponto de Fusdo 232-234
11-237 Ponto de Fusio 182-183
11-238 Ponto de Fusdo 213-216
11-239 . Ponto de Fusio 153-155
11-240 Ponto de Fusido 135-137
1I-241 Ponto de Fusido 121-123
11-242 Ponto de Fusdo 145-146
[1-243 Ponto de Fusio 176-179
[1-244 Ponto de Fusdo 257-260
11-245 Ponto de Fusio 165-166
[1-246 Ponto de Fusido 155-158
[1-247 Ponto de Fusio 201-204
11-248 Ponto de Fusio 113-116
I1-249 Ponto de Fusio 165-167
11-250 Ponto de Fusio 197-198
I1-251 Ponto de Fusio 129-131
11-252 Ponto de Fusio 162-164
11-253 Ponto de Fusido 202-204
11-254 Ponto de Fusio 104-106
I1-255 Ponto de Fusdo 118-120
[1-256 Ponto de Fusio 189-190
11-257 Ponto de Fusio 91-92
[1-258 Ponto de Fuséio 195-197
[1-259 Ponto de Fusio 214-216
11-260 Ponto de Fusio 224-226
I1-261 Ponto de Fusdo 181-183
[1-262 Ponto de Fusdo 264-267
[1-263 Ponto de Fusdo 194-196
I1-301 Ponto de Fusio 222-223
11-302 Ponto de Fusio 190
11-303 Ponto de Fusdo 102-103
11-304 Ponto de Fuséo 183-185
[1-305 Ponto de Fusédo 93-95
11-306 Ponto de Fusio 156-157
[1-307 Ponto de Fusio 227-229
1-317 Ponto de Fusio 107-109
11-323 Ponto de Fusio 106-108
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Tabela 130
Composto No. Ponto de Fusiio(°C) ou Taxa Refrativa (np>°)
11-2 Ponto de Fusdo 177-180
naI-5 Ponto de Fusdo 101-103
HI-7 Ponto de Fusio 105-106
1I1-12 Taxa Refrativa 1,5852
1II-13 Ponto de Fusdo 124-126
11I-15 Taxa Refrativa 1,5521
111-30 Ponto de Fusdo 128-130
1II-35 Ponto de Fusfo 198-200
111-40 Ponto de Fusido 163- 165
111-45 Ponto de Fusio 141- 142
I11-59 Ponto de Fusio 87-88
1I1-70 Ponto de Fusdo 158-159
II-SS Ponto de Fusio 119-121
111-90 Ponto de Fusdo 126- 128
111-96 Ponto de Fusio 132-134
[1-99 Ponto de Fusio 142-144
I1-107 Ponto de Fusdo 178- 180
111-108 Ponto de Fusdo 155-157
m-111 Ponto de Fusdo 170-172
mI-117 Ponto de Fusio 185-188
II-118 Ponto de Fusao 149-151
111-120 Ponto de Fusdo 167-16S
111-130 Ponto de Fuséo 1S4-185
Hi-139 Ponto de Fusdo 226-229
I1-158 Ponto de Fusio 185-187
111-173 Ponto de Fusdo 202-204
I1I- 189 Ponto de Fusio 196- 198
111-201 Ponto de Fusdo 135-13S
111-202 Ponto de Fuséo 197-199
I11-207 Ponto de Fusdo 201-203
11-209 Ponto de Fusdo 231-233
111 -212 Ponto de Fusdo 93-96
11213 Ponto de Fuséo 139-141
111-220 Ponto de Fusdo 148-151
1-221 Ponto de Fusio 182-185
H1-229 Ponto de Fusao 87-88
111-230 Ponto de Fusdo 113-115
111-231 Ponto de Fusdo 143-144
111-232 Ponto de Fusdo 108-110
111-233 Ponto de Fusdo S3-S5
111-234 Ponto de Fusio 168- 170
111-235 Ponto de Fusdo 136- 138
1236 Ponto de Fusdo 168-171
1I1-237 Ponto de Fusgo 128- 130
11-238S Ponto de Fusio 136-137
111-239 Ponto de Fusio 122- 124
111-240 Ponto de Fusio 222-224
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Tabela 131
Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np™0)
111-241 Ponto de Fusdo 159-160
111-242 Ponto de Fusdo 71-73
111-243 Ponto de Fusdo 88-89
111-244 Ponto de Fusdo 178-180
II1-245 Ponto de Fusdo 161-162
111-246 Ponto de Fusdo 129-131
111-247 Ponto de Fusdo 133-134
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Tabela 132
Composto No. Ponto de Fus#o(°C) ou Taxa Refrativa (nDZO)
V-1 Ponto de Fusio 253-255
v2 Ponto de Fusio 158-159
V-3 Ponto de Fusio 216-218
Iv-4 Ponto de Fusio 224-226
1V-6 Ponto de Fusdo 216-217
Iv-7 Ponto de Fusdo 231-232
Iv-8 Ponto de Fusdo 231-232
V-9 Ponto de Fuséo 1S1-183
1v-11 Ponto de Fusdo 224-227
1v-13 Ponto de Fusio 203-206
1v-17 Ponto de Fusio 264-266
IV-18 Ponto de Fusdo 237-239
IV-19 Ponto de Fusido 251-253
IV-20 Ponto de Fusio 163-165
Iv-21 Ponto de Fusdo 203-205
1v-23 Ponto de Fusdo 110- 112
1v-24 Ponto de Fusio 117-119
Iv-30 Ponto de Fusdo 123-125
1v-33 Ponto de Fusdo 198-199
1V-34 Ponto de Fusio 183-185
V-39 Ponto de Fusido 168-171
1V-40 Ponto de Fusio 176-178
IV-41 Ponto de Fusdo 203-205
1V-44 Ponto de Fusio 94-96
1V-52 Ponto de Fusio 171-172
1V-57 Ponto de Fuséo 177-180
1V-62 Ponto de Fusido 133-135
1V-68 Medigdo Incapaz
1V-G9 Ponto de Fusdo 102-104
Iv-85 Ponto de Fusdo 185-186
1V-90 Ponto de Fusdo 172-174
1vV-95 Ponto de Fusio 133-136
IV-100 Ponto de Fusio 100-102
IV-101 Ponto de Fusio 155-156
1V-106 Ponto de Fusio 166-169
IV-128 Ponto de Fusdo 176-178
1V-136 Ponto de Fusdo 196-197
IV-150 Ponto de Fusido 201-202
IV-151 Ponto de Fusdo 177-17S
IV- 152 Ponto de Fusio 230-232
1V-153 Ponto de Fusio 242-245
1V-154 Ponto de Fusio 226-228
IV-155 Ponto de Fusdo 260-261
IV-156 Ponto de Fusdo 215-217
1V-157 Ponto de Fusio 121-124
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Tabela 133
Composto No. Ponto de Fusio(°C) ou Taxa Refrativa (np"")
1V- 155 Ponto de Fusio 251-253
1V-159 Ponto de Fusido 183-185
1IV- 160 Ponto de Fusdo 208-211
Iv-161 Ponto de Fusdo 237-240
IV-165 Ponto de Fusio 228-231
1V-166 Ponto de Fusdo 196-199
IV-168 Ponto de Fusio 199-201
IV-169 Ponto de Fusdo 171-173
IV-170 Ponto de Fusio 216-217
IV-173 Ponto de Fusdo 208-210
IvV-174 Ponto de Fusdo 196-197
IV-177 Ponto de Fusdo 204-207
IV-178 Ponto de Fusio 167-169
vV-179 Ponto de Fusdo 153-155
IV-180 Ponto de Fusio 177-179
IV-1S4 Ponto de Fusdo 181-182
IV-185 Ponto de Fusio 104-106
IV-186 Ponto de Fusio 221-223
IvV-187 Ponto de Fusio 214-2 16
IvV-188 Ponto de Fusio 217-219
IV-189 Ponto de Fusido 194-196
IV-191 Ponto de Fusio 118-120
IV-200 Ponto de Fusdo 237-239
IV-201 Ponto de Fusio 167-165
V202 Ponto de Fusio 155-157
1v-203 Ponto de Fusio 189-191
IV-206 Ponto de Fusio 122-125
Iv-208 Ponto de Fusio 171-172
1V-209 Ponto de Fusdo 242-245
1v-210 Ponto de Fusio 222-224
Iv-211 Medigdo Incapaz
IvV-212 Ponto de Fusdo 205-210
1IV-213 Ponto de Fusio 177-179
Iv-214 Ponto de Fusio 219-222
IV-215 Ponto de Fusio 176-175
IV-216 Ponto de Fusio 118-122
1v-217 Ponto de Fusido 231-232
IV-218 Ponto de Fusio 180-182
v-219 Ponto de Fusio 200-202
1v-220 Ponto de Fuséo 225-228
Iv-221 Ponto de Fusio 185-187
v-222 Ponto de Fusio 185-186
Iv-223 Ponto de Fusio 210-212
V224 Ponto de Fusdo 254-257
1v-225 Ponto de Fusio 167-169
IV-226 Ponto de Fusio 186-189
1v-227 Ponto de Fusio 200-202
1v-228 Ponto de Fusio 182-184
1V-229 Ponto de Fusio 177-178
1V-230 Ponto de Fusio 142-144
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Tabela 134
Composto No. Ponto de Fus3o(°C) ou Taxa Refrativa (np"")

1V-231 Ponto de Fusdo 262-265
v-232 , Ponto de Fusdo 181-153
1v-233 Ponto de Fusdo 200-203
1vV-234 Ponto de Fusdo 125-127
iv-245 Ponto de Fusio 88-89
IV-236 Ponto de Fusdo 170-172
Iv-237 Ponto de Fusio 179-182
Iv-238 Ponto de Fuso 146-149
1V-239 Ponto de Fusdo 207-209
IV-240 Ponto de Fusdo 135-137
IV-241 Ponto de Fusdo 208-211
IV-242 Ponto de Fusdo 137-139
1V-243 Ponto de Fusio 128- 130
IV-244 Ponto de Fusio 181-152
1V-245 Ponto de Fusio 92-94
1V-246 . Ponto de Fusio 198-201
1v-247 Ponto de Fusdo 98- 100
1v-248 Ponto de Fusdo 122-124
1V-249 Ponto de Fusio 104- 107
IV-250 Ponto de Fusdo 119- 122
IV-251 Ponto de Fusdo 184- 187
IV-252 Ponto de Fuséo 119-121
IV-253 Ponto de Fusio 204-2045
1vV-254 Ponto de Fusdo 233-235
IV-255 Ponto de Fusdo 247-249
1V-256 Ponto de Fusdo 230-232
1v-257 Ponto de Fusdo 234-236
1V-258 Ponto de Fusio 191-192
IV-259 Ponto de Fusdo 228-229
IV-260 Ponto de Fusdo 202-204
1vV-261 Ponto de Fusio 126- 128
IV-262 Ponto de Fus&o 235-237
1V-263 Ponto de Fusio 216-218
1V-264 Ponto de Fusio 197- 199
1V-265 Ponto de Fusdo 266-268
IV-266 Ponto de Fusdo 210-211
1v-267 Ponto de Fusio 208-210
1IvV-268 Ponto de Fusio 217-219
1vV-269 Ponto de Fusio 207-210
1vV-270 Ponto de Fusio 217-220
1v-271 Ponto de Fusdo 74-76
V273 Ponto de Fusdo 268-271
IvV-274 Ponto de Fusido 196-199
Iv-284 Ponto de Fusdo 181-183
1V-285 Ponto de Fusio 100- 103
1vV-286 Ponto de Fusio 103- 105
1v-287 Ponto de Fusido 217219
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[Dados de RMN]

Para os composto Nos. I-15, I-58, I-65, 1-93, 1-159, 1-276, III-
12, II-15 e IV-211, os dados de RMN-'H (valor CDCly/TMS § (ppm)) sdo
apresentados a seguir.

Composto No. I-15:

1,02(3H, t), 1,55(2H, m), 1,81(2H, m), 2,07(2H, t), 2,44(2H,
s), 2,77(2H, t), 4,27(2H, t), 7,36(2H, m), 7,58(1H, t), 7,86(1H, d), 16,32(1H,
5)

Composto No. I-58:

2,07(2H, s), 2,42(2H,s), 2,77(2H,t), 3,34(3H, s), 3,51(2H, s),
3,78(2H, s), 5,79(2H, s), 7,35(1H, t), 7,64(2H, m), 7,83(1H, d), 16,27(1H, s)

Composto No. I-65:

1,42-2,09 (4H, m), 2,07 (2H, s), 2,43 (2H, s), 3,01 (2H, s),
3,59-4,05 (5H, m), 5,75 (1H, d), 5,85 (1H, d), 7,36 (1H, t), 7,54-7,65 (2H, m),
7,82 (1H, d), 16,3 (1H, br)

Composto No. 1-68:

1,41 (3H, t), 2,07 (2H, s), 2,44 (2H, s), 2,77 (2H, t), 4,04 (2H,
q), 6,87 (1H, m), 7,02 (1H, d), 7,31 (1H, m), 7,46 (1H, t), 8,18 (1H, d), 8,49
(1H, d), 1,48 3H, t), 4,13 (2H, q), 7,15 (2H, d), 7,23 (2H, d), 7,56 (1H, m),
8,63 (1H, d), 8,72 (1H, d)

Composto No. 1-93:

2,00-2,08(4H, m), 2,43(2H, br), 2,77(2H, t), 3,36(3H, s),
3,47(2H, t), 4,36(2H, t), 7,34(1H, t), 7,50(1H, d), 7,57(1H, t), 7,86(1H, d),
16,33(1H, br).

Composto No. 1-159:

2,07(2H, t), 2,46(2H, br), 2,78(2H, t), 7,25(1H, s), 7,36(1H, t),
7,46(1H, t), 7,61(1H, d), 7,87(1H, d), 7,89(1H, d), 16,23(1H, br).

Composto No. I-276:

2,04(2H, m), 2,42(2H, m), 2,53(2H, m), 3,84(3H, s), 6,52-
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6,60(2H, m), 7,06-7,59(6H, m), 7,86(1H, d), 18,1(1H, s)

Composto No. I1I-12:

1,06 (3H, s), 1,83 (2H, m), 2,08 (2H, 1), 2,44 (2H, s), 2,65 (2H,
s), 4,41 (2H, t), 7,27 (1H, d), 8,13 (1H, d), 8,61 (1H, d), 16,13 (1H, s)

Composto No. I1I-15:

1,01 (3H, s), 1,52 (2H, m), 1,79 (2H, fn), 2,05 (2H, t), 2,45
(2H, s), 2,76 (2H, t), 4,47 (2H, t), 7,28 (1H, d), 8,13 (1H, d), 8,61 (1H, d),
16,16 (1H, s)

Composto No. IV-211:

2,06(2H, t), 2,45(2H, brs), 2,78(2H, brs), 3,73(6H, s), 6,72(2H,
d), 7,25(1H, d), 7,42(1H, t), 8,16(1H, dd), 8,46(1H, dd), 16,11(1H, brs)

[Exemplo de referéncia 1]

(Intermediario de produc&o) Producdo de acido 1-metil-2-oxo-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico

(Composto No. do intermedidrio de produgdo: V-2)

(1) Produgdo de 1-metil-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila

40 g (183 mmol) de 2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila foi dissolvido em N,N-dimetilformamida (100 mL), € em
uma corrente de nitrogénio, 0,81 g (20,3 mmol) de 60 % de hidreto de sodio
(oleoso) foi adicionado a ele, mantendo ao mesmo tempo a temperatura do
liquido na faixa de 5 °C a 10 °C. Depois da agitagdo da mistura por uma hora
a temperatura ambiente, 3,9 g (27,5 mmol) de iodometano foram adicionados
em gotas a solugdo de reacdo. A mistura foi agitada por um dia a temperatura
ambiente, e entdo a mistura de reagdo foi vertida em agua, e extraida com
acetato de etila. A camada organica foi lavada com agua e uma solugio
aquosa saturada de cloreto de sddio, e seca sobre sulfato de sodio anidro. A
matéria inorganica foi separada por filtracdo, e entdo o solvente foi destilado

em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por cromatografia
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em gel de silica (solvente de desenvolvimento: acetato de etilachexano = 3:2),
para obter 3,0 g (rendimento: 71 %) de 1-metil-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-
3-carboxilato de etila na forma de um p6 branco.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

1,45(3H,t), 3,74(3H,s), 4,51(2H,q), 7,35-7,43(2H,m),
7,67(1H,t), 7,96(1H,d)

(2) Produgdo de acido 1-metil-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilico

3,0 g (12,9 mmol) de 1-metil-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila foi dissolvido em etanol (100 mL), e 4,1 g (25,6 mmol) de
uma solugéo aquosa 25 % de hidroxido de sodio foram adicionados em gotas
a ele a temperatura ambiente. A mistura foi agitada por um dia a temperatura
ambiente, e entdo a mistura de reacdo foi concentrada em pressdo reduzida.
Agua foi adicionada a mistura de reagdo, e a solution foi acidificada usando
acido cloridrico 10 %, e extraida com cloroférmio. A camada orgénica foi
seca sobre sulfato de sédio anidro, e entdo a matéria inorganica foi separada
por filtracdo. Entdo, o solvente foi destilado em pressdo reduzida, para obter
2,6 g (rendimento: 99 %) de acido 1-metil-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilico na forma de um p6 amarelo leitoso.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

3,89(3H,s), 7,52(1H,d), 7,58(1H,t), 7,86(1H,t), 8,28(1H,d),
14,23(1H,br)

[Exemplo de referéncia 2]

(Intermediario de produgdo) Producdo de acido 3-oxo-4-fenil-
3,4-diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico (Composto No. do intermediario
de producdo: VIII-1)

(1) Producdo de 3-oxo0-4-fenil-3,4-diidropirido[2,3-b]pirazina-
2-carboxilato de etila

11,68 g (63 mmol) de 3-amino-2-anilinopiridina foram
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dissolvidos em etanol (150 mL), e 12,07 g (69 mmol) de cetomalonato de
dietila foram adicionados nele. A mistura foi aquecida a refluxo por 4 horas
mantendo agitagdo. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, a solugdo
de reacédo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi destilado em
pressio reduzida. O residuo assim obtido foi lavado wusando éter
diisopropilico, para obter 10,74 g (rendimento: 58 %) de 3-oxo-4-fenil-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilato de etila na forma de cristais amarelo
claro.

RMN-'H (CDCI/TMS 8(ppm)):

1,44(3H, t), 4,51(2H, q), 7,30(2H, d), 7,35(1H, q), 7,56(3H,
m), 8,30(1H, q), 8,52(1H, q)

(2) Produgdo de 4cido 3-oxo0-4-fenil-3,4-diidropirido[2,3-
b]pirazina-2-carboxilico

10,74 g (36 mmol) de 3-oxo-4-fenil-3,4-diidropirido[2,3-
b]pirazina-2-carboxilato de etila foi dissolvido em 4cido acético (270 mL), e
acido cloridrico 6 N (80 mL) foi adicionado a este a temperatura ambiente.
Entdo, a mistura foi agitada durante toda a noite a temperatura ambiente.
Depois de confirmar que a rea¢do foi completa, o solvente foi destilado em
pressdo reduzida, e agua (100 mL) foi adicionada. O sélido assim obtido foi
separado por filtragdo e seco, para obter 6,50 g (rendimento: 67 %) de acido
3-ox0-4-fenil-3,4-diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico na forma de
cristais marrom claro.

RMN-'H (CDCIy/TMS §(ppm)):

7,33(2H, d), 7,57(1H, m), 7,65(3H, m), 8,64(1H. q), 8,70(1H,
9

[Exemplo de referéncia 3]

(Intermediario de produgdo) Producdo de é&cido 4-(4-
metoxifenil)-3-0x0-3,4-diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico (Composto

No. do intermediario de produgdo: VIII-34)
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(1) Produg@o de N-(4-metoxifenil)-3-nitropiridin-2-amina

5,0 g (32 mmol) de 2-cloro-3-nitropiridina foi dissolvido em 2-
etoxietanol (150 mL), e 4dgua (150 mL) foi adicionada a ele. A solugdo
misturada, 3,9 g (32 mmol) de 4-metoxianilina e acido cloridrico 6 N (1 mL)
foram adicionados, e a mistura foi aquecida a refluxo por 12 horas mantendo
agitacdo. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, a solugéo de reagdo
foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi destilado em pressdo
reduzida. O residuo foi extraido com acetato de etila, e lavado com salmoura
saturada, e entdo a camada organica obtida foi seca sobre sulfato de magnésio
anidro. A matéria inorganica foi separada por filtragdo, e entdo o solvente foi
destilado em pressio reduzida, para obter 6,6 g (rendimento: 85 %) de N-(4-
metoxifenil)-3-nitropiridin-2-amina na forma de cristais de cor laranja.

RMN-'H (CDCIly/TMS §(ppm)):

3,83(3H, s), 6,78(1H, q), 6,94(2H, d), 7,49(2H, d), 8,44(1H,
q), 8,51(1H, q), 9,96(1H, brs)

(2) Produgdo de 3-amino-2-(4-metoxifenil )aminopiridina

6,6 g (27 mmol) de 2-(4-metoxifenil)amino-3-nitropiridina foi
dissolvido em metanol (150 mL). Uma solugdo em que cloreto de estanho (II)
diidratado foi dissolvido em &cido cloridrico 12 N (40 mL) foi preparada, e
esta solugcdo foi adicionada em gotas a solugdo de reagdo a 0 °C por 5
minutos. A solugdo de reagdo retornou para temperatura ambiente e entdo foi
agitada por 3 horas. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, o
solvente foi destilado em pressdo reduzida, e dgua (100 mL) foi adicionado. A
solucdo de reag@io foi ajustada para pH 12 usando uma solugfo aquosa 10 %
de hidroxido de sbédio, subsequentemente filtrada e extraida com
diclorometano. A camada organica obtida foi seca sobre sulfato de magnésio
anidro, e entdo a matéria inorganica foi separada por filtragdo. O solvente foi
destilado em pressdo reduzida, para obter 5,2 g (rendimento: 90 %) de 3-

amino-2-(4-metoxifenil)aminopiridina na forma de cristais de cor laranja.
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RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

3,34(2H, s), 3,79(3H, s), 6,06(1H, brs), 6,69(1H, q), 6,87(2H,
d), 6,97(1H, q), 7,22(2H, d), 7,80(1H, q)

(3) Producio de 4-(4-metoxifenil)-3-ox0-3,4-diidropirido[2,3-
b]pirazina-2-carboxilato de etila

5,2 g (24 mmol) de 3-amino-2-(4-metoxifenil)aminopiridina
foi dissolvido em etanol (150 mL), e 4,6 g (27 mmol) de cetomalonato de
dietila foram adicionados a ele. A mistura foi aquecida a refluxo por 9 horas
mantendo agitacdo. Depois de confirmar que a reagdo foi completa, a solugéo
de reacdo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi destilado em
pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por cromatografia em
coluna (solvente de desenvolvimento: acetato de etilathexano = 1:2), para
obter 2,9 g (rendimento: 37 %) de 4-(4-metoxifenil)-3-ox0-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilato de etila na forma de cristais
amarelos.

RMN-'H (CDCl3/TMS &(ppm)):

1,443H, t), 3,88(2H, s), 4,51(2H, q), 7,09(2H, d), 7,22(2H, d),
7,35(1H, q), 8,29(1H, q), 8,54(1H, q)

(4) Producdo de 4acido 4-(4-metoxifenil)-3-ox0-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico

29 g (9 mmol) de 4-(4-metoxifenil)-3-ox0-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilato de etila foi dissolvido em 1,4-
dioxano (30 mL). Uma solugdo em que 1,8 g (13 mmol) de carbonato de
potassio foi dissolvido em agua (60 mL) foi preparada, ¢ foi adicionado a
solugdo de reagdo a temperatura ambiente, e entdo a mistura foi agitada por
uma hora a 50 °C. Depois de confirmar que a reacdo foi completa, a solugdo
de reagdo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi destilado em
pressdo reduzida. Agua (50 mL) foi adicionada, e entdo a solugdo de reacdo

foi resfriada a 0 °C, e ajustada para pH 1 usando 4cido cloridrico 6 N.
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Subsequentemente, um sélido foi separado por filtragdo e seco, para obter 2,6
g (rendimento: 98 %) de acido 4-(4-metoxifenil)-3-0x0-3,4-diidropirido[2,3-
b]pirazina-2-carboxilico na forma de cristais amarelos.

RMN-'H (CDCIly/TMS 8(ppm)):

3,91(3H, s), 7,15(2H, d), 7,23(2H, d), 7,56(1H, q), 8,63(1H.
q), 8,72(1H, q)

[Exemplo de referéncia 4]

(Intermediério de produgio) Producdo de 1-(3-metoxifenil)-2-
oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

2,0 g (9,2 mmol) de etil 2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato foi dissolvido em diclorometano (100 mL), e 2,8 g (1,8 mmol) de
acido 3-metoxifenilborico, 3,3 g (1,8 mmol) de acetato de cobre (II) anidro e
1,4 g (1,8 mmol) de piridina foram adicionados a ele. A mistura foi agitada
por 72 horas a temperatura ambiente. Apos o término da reag@o, a matéria
inorgdnica foi separada por filtragdo, e entdo o solvente foi destilado em
pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por cromatografia em
coluna (solvente de desenvolvimento: acetato de etila:hexano = 1:1), para
obter 1,2 g (rendimento: 42 %) de 1-(3-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila na forma de um p6 branco.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

1,433H, t), 3,83(3H, s), 4,51(2H, q), 6,77-6,88(2H, m),
7,08(2H, d), 7,35(1H, t), 7,39-7,53(2H, m), 7,98(1H, d)

[Exemplo de referéncia 5]

(Intermediario de produc¢do) Produgdo de acido 1-[(3-
metilisoxazol-5-il)metil]-2-0x0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico
(Composto No. do intermediario de produgdo: V-103)

(1) Produgdo de 2-oxo-1-(2-propinil)-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila

9,2 g (62,9 mmol) de N-(2-propinil) 1,2-fenilenediamina e
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12,1 g (69,2 mmol) de cetomalonato de dietila foram dissolvidos em tolueno
(100 mL), e a solugdo foi refluxada por 3 horas. Depois de confirmar que a
reacdo foi completa, a solugdo de reagdo foi concentrada em pressao reduzida,
e o material sélido assim obtido foi lavado com éter diisopropilico, para obter
15,0 g (rendimento: 93 %) de 2-oxo-1-(2-propinil)-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila na forma de um pé branco.

RMN-'H (CDCl/TMS &(ppm)):

1,453H,t), 2,32(1H,t), 4,51(2H,q), 5,08(2H,d), 7,43(1H,t),
7,52(1H,d), 7,70(1H,t), 7,97(1H,d)

(2) Produgdo de cloroacetaldoxima

10,4 g (77,9 mmol) de N-clorosuccinimida foi dissolvido em
N,N-dimetilformamida (65 mL), e 3,6 g (60,9 mmol) de acetaldoxima foi
adicionada em gotas a uma temperatura na faixa de 0 °C a 5 °C. A mistura foi
agitada por 3 horas a 10 °C. Agua foi adicionada a solugdo de reagio, e a
mistura foi entdo extraida com éter dietilico. A camada organica foi lavada
com uma solucdo aquosa saturada de cloreto de sodio, seca e concentrada,
para obter cloroacetaldoxima na forma de um liquido amarelo. A
cloroacetaldoxima obtida foi usada na reag¢do subsequente sem purificacéo.

(3) Produgdo de 1-[(3-metilisoxazol-5-i)metil}-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

30 g (11,7 mmol) de  2-oxo-1-(2-propinil)-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila e 3,28 g (35,1 mmol) de
cloroacetaldoxima foram dissolvidos em tetraidrofurano (30 mL), e 3,55 g
(35,1 mmol) de trietilamina foi adicionada em gotas a uma temperatura na
faixa de 0 °C a 5 °C. A mistura foi agitada por 3 dias a temperatura ambiente.
Depois de confirmar que a reag@o foi completa, o solvente foi destilado em
pressdo reduzida, € o residuo foi extraido com acetato de etila. A camada
orgdnica foi lavada com uma solugdo aquosa de acido citrico, seca sobre

sulfato de sédio anidro, e concentrada. O material sélido assim obtido foi
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lavado com éter diisopropilico, para obter 3,4 g (rendimento: 93 %) de 1-[(3-
metilisoxazol-5-il)metil]-2-ox0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila
na forma de um po branco.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

1,45(3H,t), 2,25(3H,s), 4,52(2H,q), 5,52(2H,s), 6,14(1H,s),
7,42(1H,t), 7,52(1H,d), 7,68(1H,t), 7,98(1H,d)

(4) Producdo de acido 1-[(3-metilisoxazol-5-il)metil]-2-oxo-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico

3,0 g (9,58 mmol) de 1-[(3-metilisoxazol-5-il)metil]-2-oxo-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila e 0,46 g (11,5 mmol) de
hidroxido de litio monoidratado foram dissolvidos em uma mistura de
solventes de etanol (30 mL) e agua (30 mL), e a solugdo foi agitada por 2
horas a temperatura ambiente. A solucdo de reagido foi concentrada a metade
do volume original, e agua foi adicionada ao residuo. A mistura foi
acidificada usando acido cloridrico 10 %, e entdo extraida com acetato de
etila. A camada organica foi lavada com 4gua, seca sobre sulfato de sddio
anidro, e concentrada para obter 2,3 g (rendimento: 84 %) de acido 1-[(3-
metilisoxazol-5-il)metil]-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico na forma
de um p6 branco.

RMN-"H (CDCLy/TMS §(ppm)):

2,28 (3H,s) , 5,66(2H,s), 7,62(1H,t), 7,71(1H,d), 7,87(1H,t),
8,28(1H,d)

[Exemplo de referéncia 6]

Produgdo de éacido 2-oxo-1-[(2,2,2-trifluoretdxi)metil]-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico (Composto No. do intermediario de
produgdo: V-35)

(1) Produgéo de 1-(metiltiometil)-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

50 g (229 mmol) de 2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
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carboxilato de etila, 3,8 g (27,5 mmol) de carbonato de potassio, 4,56 g (27,5
mmol) de iodeto de potassio e 2,43 g (25,2 mmol) de sulfeto de clorometil
metila foram dissolvidos em acetona (100 mL), e a solugdo foi refluxada por 5
horas. Depois que a reag@o foi completa, o solvente foi destilado em pressdo
reduzida, e ao residuo assim obtido, uma mistura de dgua e acetato de etila foi
adicionada. A mistura resultante foi separada. A camada orgénica foi seca
sobre sulfato de magnésio anidro, e a matéria inorgénica foi separada por
filtrag@o. O solvente foi destilado em pressdo reduzida, e o residuo assim
obtido foi solidificado usando éter dietilico, para obter 3,5 g (rendimento: 55
%) de 1-(metiltiometil)-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila na
forma de um p6 branco.

RMN-'H (CDCL/TMS &(ppm)):

1,443H,t), 2,32(3H,s), 4,51(2H,q), 5,39(2H,s), 7,40(2H,m),
7,67(1H,t), 7,98(1H,d)

(2) Producéo de 1-(clorometil)-2-ox0-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila

21 g (7,5 mmol) de 1-(metiltiometil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila foi dissolvido em diclorometano (10
mL), e 1,3 g (9,8 mmol) de cloreto de sulfurila foi adicionado em gotas a 10
°C ou abaixo disso. A mistura foi agitada por 2 horas a temperatura ambiente.
Depois que a reagdo foi completa, o solvente foi destilado em presséo
reduzida, para obter 1-(clorometil)-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato
de etila. O produto de clorometilagdo assim obtido foi usado na reagdo
subsequente sem purificagdo.

(3) Produgdo de 2-oxo-1-[(2,2,2-trifluoretoxi)metil]-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

1,2 g (9,0 mmol) de 2,2,2,-trifluoretanol foi dissolvido em
N,N-dimetilformamida (20 mL), e¢ 0,36 g (9,0 mmol) de 60 % de hidreto de

sddio (oleoso) foi adicionado em pequenas porgdes. A mistura foi agitada por
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uma hora a temperatura ambiente. A esta de reagdo, o 1-(clorometil)-2-oxo0-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila previamente obtido foi
adicionado a 10 °C ou abaixo. A mistura foi agitada por 3 horas a temperatura
ambiente, e entdo vertida em agua gelada, e um material solido precipitado
dele fo1 coletado por filtragdo. O material sélido assim obtido foi lavado com
agua, e entdo seco em pressio reduzida, para obter 2,0 g (rendimento: 81 %)
de 2-oxo-1-[(2,2,2-trifluoretoxi)metil]-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de
etila na forma de um p6 amarelo.

RMN-'H (CDC15/TMS 8(ppm)):

1,453H,t), 4,10 (2H,q) , 4,52 (2H,q) , 5,85(2H,s),
7,45(1H,t), 7,54(1H,d), 7,68(1H,t), 7,97(1H,d)

(4) Produgdo de acido 2-oxo-1-[(2,2,2-trifluoretéxi)metil]-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico

1,5 g (4,54 mmol) de 2-oxo0-1-[(2,2,2-trifluoretdxi)metil]-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila e 0,28 g (6,81 mmol) de hidroxido de
litio monoidratado foram dissolvidos em um mistura de solventes de etanol
(30 mL) e agua (30 mL), e a solugéo foi agitada por 2 horas a temperatura
ambiente. A solucio de reagdo foi concentrada a metade do volume original, e
entdo agua foi adicionada ao residuo. A mistura foi acidificada usando acido
cloridrico 10 %, e entdo extraida com acetato de etila. A camada orgéanica foi
lavada com agua, seca sobre sulfato de sddio anidro, e concentrada para obter
2,4 g (rendimento: 53 %) de acido 2-oxo-1-[(2,2,2-trifluoretoxi)metil]-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico na forma de um p6 branco.

4,14 (2H,q) ,5,98(2H,s), 7,64(2H,m), 7,86(1H,t), 8,26(1H,d)

[Exemplo de referéncia 7]

Producdo de 4acido S-flior-1-(4-metoxifenil)-2-ox0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico (Composto No. do intermediario de
producdo: VI-134)

(1) Producido de 3-flior-N-(4-metoxifenil)-2-nitroanilina
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20,0 g (126 mmol) de 2,6-difluornitrobenzeno e¢ 17,0 g (138
mmol) de p-anisidina foram dissolvidos em N,N-dimetilformamida (60 mL),
e 20,8 g (150 mmol) de carbonato de potéssio foi adicionado a ele. A mistura
fol aquecida com agitagdo por 12 horas a 75 °C. A mistura de reagfo foi
vertida em agua, e extraida com acetato de etila. A camada orgénica extraida
foi lavada com é4gua, acido cloridrico 10 %, agua, e uma solugdo aquosa
saturada de cloreto de sodio nesta maneira, seca sobre sulfato de magnésio
anidro, e concentrada em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi
purificado por cromatografia em gel de silica (solvente de desenvolvimento:
acetato de etilathexano = 1:9), para obter 21,2 g (rendimento: 64 %) de 3-
flior-N-(4-metoxifenil)-2-nitroanilina na forma de um liquido marrom.

RMN-'H (CDCl;/TMS 8(ppm)):

3,84(s,3H), 6,50(t,1H), 6,73(d,1H), 6,94(d,2H), 7,15-
7,21(m,3H), 8,51(br,1H)

(2) Produgéo de 3-fllior-N1-(4-metoxifenil)-1,2-
fenilenediamina

212¢ (80,8 mmol) de 3-fluor-N-(4-metoxifenil)-2-nitroanilina
foi dissolvido em etanol (600 mL), e 2,1 g de carbono ativado em paladio 5 %
foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por 12 horas em uma atmosfera
de hidrogénio. A mistura de reagdo foi filtrada, e o filtrado foi concentrado
em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por cromatografia
em gel de silica (solvente de desenvolvimento: acetato de etila:hexano = 1:4),
para obter 15,4 g (rendimento 82 %) de 3-flior-N1-(4-metoxifenil)-1,2-
fenilenodiamina na forma de um liquido amarelo claro.

RMN-'H (CDCIy/TMS §(ppm)):

3,63(br,2H), 3,78(s,3H), 5,12(br,1H), 6,61-6,83(m,7H)

(3) Produgdo de  5-flhor-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

154 g (66,3 mmol) de 3-flior-N1-(4-metoxifenil)-1,2-
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fenilenodiamina e 11,6 g (66,6 mmol) de cetomalonato de dietila foram
dissolvidos em benzeno (400 mL), e a solugdo foi aquecida a refluxo por 2
horas removendo ao mesmo tempo agua usando um aparato Dean-Stark. A
mistura de reagdo foi concentrada em pressdo reduzida, e entdo o residuo
assim obtido foi dissolvido em acetato de etila e lavado com agua, acido
cloridrico 10 % e uma solugdo aquosa saturada de cloreto de sodio. A camada
organica foi seca sobre sulfato de magnésio anidro, e concentrada em presséo
reduzida. O residuo assim obtido foi recristalizado a partir de etanol, para
obter 14,5 g (rendimento: 64 %) de 5-fluor-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila na forma de cristais acidulares de cor
magenta.

RMN-"H (CDCL/TMS §(ppm)):

1,43(t,3H), 3,89(s,3H), 4,50(q,2H), 6,56(d,1H), 7,05-
7,22(m,5H), 7,39(m, 1H)

(4) Produgdo de é&cido S5-fliior-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico

14,3 g (41,8 mmol) de 5-fluor-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila foi dissolvido em etanol (100 mL), e
10,0 g (62,5 mmol) de uma solugdo aquosa 25 % de hidroxido de sédio foi
adicionada a ele. A mistura foi agitada por 2 horas a temperatura ambiente. A
mistura de reag@o foi concentrada em pressdo reduzida, e agua foi adicionada
ao residuo assim obtido. A mistura foi acidificada usando acido cloridrico 10
%. Um solido precipitado deste foi separado por filtragdo, lavado com agua, e
entdo seco, para obter 11,1 g (rendimento: 84 %) de 4cido S-fluor-1-(4-
metoxifenil)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico na forma de um pé
amarelo claro.

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)):

3,93(s,3H), 6,71(d,1H), 7,15-7,29(m,5H), 7,60(m,1H)

[Exemplo de referéncia 8]



10

15

20

25

272

Producdo de 4cido 5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico (Composto No. do intermediario de
produgdo: VI-142)

(1) Produgéo de 3-cloro-1,2-fenilenodiamina

12,5 g (72,4 mmol) de 3-cloro-2-nitroanilina foi dissolvido em
metanol (250 mL), e uma solugdo preparada dissolvendo 57,2 g (253 mmol)
de cloreto de estanho (II) diidratado em &cido cloridrico concentrado (75 mL)
foi adicionada em gotas. A mistura de reagéo foi aquecida com agitagdo por 3
horas, e concentrada em pressdo reduzida. Agua foi adicionada ao residuo
assim obtido, e a solucdo foi alcalinizada com uma solugdo aquosa 25 % de
hidréxido de sédio, e extraida com cloreto de metileno. A camada orgénica
extraida foi seca sobre sulfato de magnésio anidro, e entdo concentrada em
pressdo reduzida, para obter 10,5 g (rendimento: > 99 %) de 3-cloro-1,2-
fenilenodiamina na forma de um liquido cor magenta claro.

RMN-'H (CDCly/TMS &(ppm)):

3,58(br,4H), 6,60-6,65(m,2H), 6,82(m. 1H)

(2) Produgdo de 5S-cloro-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilato de etila

10,5 g (73,6 mmol) de 3-cloro-1,2-fenilenodiamina e 12,8 g
(73,5 mmol) de cetomalonato de dietila foram dissolvidos em etanol, ¢ a
solugdo foi aquecida a refluxo por 3 horas. Mantendo ao mesmo tempo
aquecimento a refluxo, etanol foi adicionado a ele até que os cristais
precipitados se dissolvessem. A mistura de reagfo foi resfriada a temperatura
ambiente, e entdo os cristais precipitados foram separados por filtragdo. A
torta do filtro foi lavada com etanol frio, e entdo seca, para obter 10,5 g
(rendimento: 51 %) de 5-cloro-2-oxo0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de
etila na forma de cristais acidulares amarelo claro.

RMN-'H (CDCLy/TMS &(ppm)):

1,44(t,3H), 4,51(q,2H), 7,26-7,46(m,3H), 12,79(br, 1H)
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(3) Produgdo de  5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

A uma lama contendo 5,7 g (22,6 mmol) de 5-cloro-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila, 6,9 g (45,4 mmol) de acido 4-
metoxifenilbérico, 8,2 g (45,1 mmol) de acetato de cobre (II) anidro e
cloroférmio (200 mL), 3,6 g (45,5 mmol) de piridina e 4,6 g (45,5 mmol) de
trietilamina foram adicionados em gotas, e a mistura foi agitada por 72 horas
a temperatura ambiente. A mistura de reagdo foi lavada com acido cloridrico
10 %, seca sobre sulfato de magnésio anidro, e concentrada em pressdo
reduzida. O residuo assim obtido foi isolado por cromatografia em gel de
silica (solvente de desenvolvimento: acetato de etila:hexano = 2:3), e o sélido
isolado foi lavado com éter diisopropilico, para obter 6,3 g (rendimento: 78
%) de 5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de
etila na forma de um po6 amarelo claro.

RMN-'H (CDCly/TMS 8(ppm)):

1,43(t,3H), 3,89(s,3H), 4,51(q,2H), 6,69(d,1H), 7,11(d,2H),

7,18(d,2H), 7,33(t,1H), 7,44(d,1H)

(4) Produgdo de acido 5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico

7,7 g (21,5 mmol) de 5-cloro-1-(4-metoxifenil)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila foi dissolvido em etanol (100 mL), e
6,9 g (43,1 mmol) de uma solugdo aquosa 25 % de hidroxido de sédio foi
adicionada a este. A mistura foi agitada por 12 horas a temperatura ambiente.
A mistura de reacdo foi concentrada em pressdo reduzida, agua foi adicionada
ao residuo assim obtido, e a mistura foi acidificada usando 4cido cloridrico 10
%. Um sélido precipitado deste foi separado por filtragdo, lavado com agua, e
entdo seco, para obter 6,7 g (rendimento: 94 %) de acido 5-cloro-1-(4-
metoxifenil)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico na forma de um poé

amarelo claro.
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RMN-"H (CDCL/TMS &(ppm)):

3,93(s,3H), 6,82(d,1H), 7,17(d,2H), 7,22(d,2H), 7,55(t,111),
7,62(d,1H)

[Exemplo de referéncia 9]

Producdo de acido 1-(benzo[d][1,3]dioxo0l-5-il)-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico (intermediario de produgéo do composto No.
V-155)

(1) Produgdo de N-(2-nitrofenil)benzo[d][1,3]dioxol-5-ilamina

9,3 g (66 mmol) de 2-fluor-nitrobenzeno e 10 g (73 mmol) de
benzo[d][1,3]dioxol-5-ilamina foram dissolvidos em N,N-dimetilformamida
(60 mL) e 10,9 g (79 mmol) de carbonato de potassio foi adicionado a este.
Solug@o misturada foi aquecida a refluxo por 10 horas mantendo agitagdo.
A mistura de reagdo foi vertida em agua, e extraida com acetato de etila. A
camada orgénica extraida foi lavada com solu¢do aquosa saturada de cloreto
de sodio, seca sobre sulfato de magnésio anidro, e concentrada em pressdo
reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por cromatografia em gel de
silica (solvente de desenvolvimento: acetato de etilachexano = 1:3), para obter
11 g (rendimento: 65 %) de N-(2-nitrofenil)benzo[d][1,3]dioxol-5-1lamina na
forma de cristais vermelho-parpura.

RMN-"H (CDCly/TMS 8(ppm)):

6,02 (1H, s), 6,76-6,87 (3H, m), 7,23 (1H, d), 7,46 (1H, d),
7,62 (1H, d), 7,99 (1H, d), 8,47 (1H, s)

(2) Producdo de N-(benzo[d][1,3]dioxol-5-il)benzeno-1,2-
diamina

13,6 g (244 mmol) de ferro em p6 e 10,5 g (40 mmol) de N-(2-
nitrofenil)benzo[d][1,3]dioxol-5-ilamina foram adicionados a uma mistura de
solventes de acetato de etila (130 mL), 4gua (65 mL) e acido acético (15mL),
e a mistura foi agitada por 1 hora a 70 °C. A solu¢fo de reagio foi resfriada a

temperatura ambiente, ¢ o residuo foi separado por filtragdo usando um
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auxiliar de filtro. A camada orgéanica do filtrado foi disposta em lote, lavada
com agua, seca sobre sulfato de magnésio anidro, e concentrada em pressdo
reduzida para obter 9,2 g (rendimento: 99 %) de N-(benzo[d][1,3]dioxol-5-
il)benzeno-1,2-diamina na forma de cristais brancos.

RMN-H (CDCly/TMS 8(ppm)):

3,72 (2H, brs), 5,02 (1H, brs), 5,89 (2H, s), 6,20-6,24 (1H, m),
6,38-6,39 (1H, m), 6,67 (1H, d), 6,71-6,80 (2H, m), 6,94-7,05 (2H, m)

(3) Produgdo de 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-i1)-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

9,2 g (40 mmol) de N-(benzo[d][1,3]dioxol-5-i1)benzeno-1,2-
diamina foi dissolvido em tolueno (200 mL), e 84 g (48 mmol) de
cetomalonato de dietila foi adicionado a este. A mistura foi aquecida a refluxo
por 2 horas removendo ao mesmo tempo dgua usando um aparato Dean-Stark.
A solugdo de reagdo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi
destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi solidificado usando
etanol para obter 13,6 g (rendimento: 49 %) de 1-(benzo)[d][1,3]dioxol-5-il)-
2-ox0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila na forma de um cristal
amarelo.

RMN-'H (CDCly/TMS &(ppm)):

1,44 (3H, t), 4,50 (2H, q), 6,09 (2H, d), 6,74-6,77 (2H, m),
6,83 (1H,d), 7,01 (1H,d), 7,36 (1H,1t), 7,47 (1H,t), 7,97 (1H, d)

(4) Produgdo de acido 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-il)-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-2-carboxilico

6,7 g (18 mmol) de 1-(benzo[d][1,3]dioxol-5-11)-2-0x0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila e 0,9 g (21 mmol) de hidréxido de
litio monoidratado foram dissolvidos em um mistura de solventes de etanol
(60 mL) e 4gua (60 mL), e a solugdo foi agitada por 2 horas a temperatura
ambiente. A mistura de reag¢do foi concentrada em pressdo reduzida e agua foi

adicionada ao residuo assim obtido. A mistura foi acidificada usando acido
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cloridrico 10 %. Um soélido precipitado deste foi separado por filtragdo,
lavado com 4agua, e entdo seco para obter 5,0 g (rendimento: 93 %) de 4cido
1-(benzo[d][1,3]diox0l-5-i1)-2-0x0-1,2-diidroquinoxalina-2-carboxilico na
forma de cristais amarelos.

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)):

6,15 (2H, s), 6,73 (1H, d), 6,88 (1H, d), 7,05 (1H, s), 7,13 (1H,
d), 7,40 (1H, t), 7,52 (1H, t), 7,89 (1H, d)

[Exemplo de referéncia 10]

Produgdo de acido 1-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)-2-
oxo-1,2-diidroquinoxalina-3- carboxilico (intermediario de produgdo do
composto No. V-158)

(1)  Produgdo de = N-(2-nitrofenil)-2,3-diidrobenzo[b]
[1,4]dioxin-6-amina

5,9 g (39 mmol) de 2,3-diidrobenzo[b]1,4-dioxin-6-amina e
5,0 g (35 mmol) de 2-fluoronitrobenzeno foram dissolvidos em N-
metilpirrolidona (70 mL) e 20,8 g (150 mmol) de carbonato de potassio foi
adicionado a este. O solvente foi aquecido com agitagdo por 10 horas a 120
°C. A mistura de reacdo foi vertida em agua, e extraida com acetato de etila.
A camada organica extraida foi lavada com agua, acido cloridrico 10 %, agua,
e uma solugdo aquosa saturada de cloreto de sédio nesta ordem, seca sobre
sulfato de magnésio anidro, e concentrada em pressdo reduzida. O residuo
assim obtido foi purificado por cromatografia em gel de silica (solvente de
desenvolvimento: acetato de etilazhexano = 1:4), para obter 6,4 ¢
(rendimento: 66 %) de N-(2-nitrofenil)-2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-
amina na forma de um liquido vermelho.

RMN-'H (CDCL;/TMS &(ppm)):

4,29 (4H, s), 6,70-6,76 (2H, m), 6,81 (1H, d), 6,90 (1H, d),
7,09 (1H, d), 7,33 (1H, t), 8,18 (1H, d), 9,36 (1H, s)

(2) Produgiio de  N-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-
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il)benzeno-1,2-diamina

Uma mistura de 6,3 g (23 mmol) de N-(2-nitrofenil)-2,3-
diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-amina, 9,0 g (161 mmol) de ferro em po, acido
acético (1 mL), agua (35 mL) e tolueno (70 mL) foram aquecidos a refluxo
por 8 horas. A mistura de reacdo foi filtrada para separar o residuo. A camada
organica do filtrado foi separada em lote, lavada com agua, seca sobre sulfato
de magnésio anidro, e concentrada em pressdo reduzida para obter 5,1 g
(rendimento: 91 %) de N-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)benzeno-1,2-
diamina) na forma de um liquido marrom.

RMN-'H (CDCIl:/TMS &(ppm)):

3,71 (2H, br), 4,18-4,25 (4H, m), 4,97 (1H, br), 6,29-6,32 (2H,
m), 6,70-6,79 (3H, m), 6,95 (1H, t), 7,06 (1H, d)

(3) Produgéo de 1-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)-2-0x0-
1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

50 g (21 mmol) de N-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-
il)benzeno-1,2-diamina e 3,9 g (22 mmol) de cetomalonato de dietila foram
dissolvidos em tolueno (60 mL), e a solug@o foi aquecida a refluxo por 12
horas removendo ao mesmo tempo agua usando um aparato Dean-Stark. A
solugdo de reacdo foi lavada com agua, seca sobre sulfato de magnésio anidro,
e concentrada em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi purificado por
cromatografia em gel de silica (solvente de desenvolvimento: acetato de
etilachexano = 2:3) para obter 4,6 g (rendimento: 63 %) de 1-(2,3-
diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)-2-0x0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de
etila na forma de um p6 amarelo leitoso.

RMN-"H (CDCL/TMS 8(ppm)):

1,43 (3H, t), 4,30-4,36 (4H, m), 4,50 (2H, q), 6,74-6,85 (3H,
m), 7,06 (1H, d), 7,32-7,49 (2H, m), 7,97 (1H, d)

(4) Produgdo de acido 1-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)-

2-0x0-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico
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4,5 g (13 mmol) de 1-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-i1)-2-
oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila foi dissolvido em etanol (100
mL), e 4,1 g (26 mmol) de uma solugdo aquosa 25 % de hidréxido de sodio
foi adicionado a este. A solu¢do foi agitada por 2 horas a temperatura
ambiente. A mistura de reagdo foi concentrada em pressdo reduzida e dgua foi
adicionada ao residuo assim obtido. A mistura foi acidificada usando acido
cloridrico 10 %. Um sélido precipitado deste foi separado por filtragdo,
lavado com agua, e entdo seco para obter 3,9 g (rendimento: 94 %) de acido
1-(2,3-diidrobenzo[b][1,4]dioxin-6-il)-2-0x0-1,2-diidroquinoxalina-3-
carboxilico na forma de um pé amarelo claro.

RMN-'H (CDCL/TMS §(ppm)):

4,35-4,39 (4H, m), 6,77 (1H, d), 6,85 (1H, s), 6,99 (1H, d),
7,14 (1H, d), 7,53-7,67 (2H, m), 8,28 (1H, d)

[Exemplo de referéncia 11]

Producdo de acido  4-(3-fluor-4-metilfenil)-3-oxo-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico (Composto No. do intermediério de
producdo: VIII-164)

(1) Produgdo de N-(3-flaor-4-metilfenil)-3-nitro-2-piridilamina

45 g (0,28 mmol) de 2-cloro-3- nitropiridina foram dissolvidos
em 2-etoxietanol (300 mL), e 36 g (0,28 mmol) de 3-fluor-4-metilanilina,
acido cloridrico 12 N e agua (300 mL) foram adicionados a ele. Solugdo
misturada foi aquecida a refluxo por 24 horas mantendo agitagdo. A solugdo
de reacdo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi destilado em
pressdo reduzida. A solugdo foi extraida com acetato de etila, e lavada com
salmoura saturada, e entdo a camada organica obtida foi seca sobre sulfato de
magnésio anidro. A mistura foi concentrada em pressdo reduzida, e o residuo
assim obtido foi lavado com éter diisopropilico para obter 57 g (rendimento:
82 %) de N-(3-fluor-4-metilfenil)-3-nitro-2-piridilamina.

RMN-'H (CDCly/TMS &(ppm)):
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2,27 (3H, d), 6,85 (1H, q), 7,16 (2H, d), 7,60 (1H, d), 8,50
(1H, m), 8,54 (1H, d), 10,10 (1H, brs)

(2) Produgdo de N2-(3-fltor-4-metilfenil)-2,3-piridinadiamina

57 g (0,23 mol) de N-(3-flior-4-metilfenil)-3-nitro-2-
piridilamina foi dissolvido em acetato de etila (250 mL), e dgua (125 mL) e
acido acético (80 mL) foram adicionados a ele, e a solugdo foi aquecida a 50
°C. 77 g (1,40 mol) de ferro em p6 foram adicionados a solucdo de reacgdo, de
maneira tal que a temperatura desta ndo excedesse 60 °C, e entdo agitada por
1 hora a 60 °C. A solugdo de reagio foi resfriada a temperatura ambiente, € a
matéria inorganica foi separada por filtragdo. A solugfio foi extraida com
acetato de etila, e lavada com salmoura saturada, e entdo a camada orgénica
obtida foi seca sobre sulfato de magnésio anidro. O solvente foi destilado em
pressdo reduzida, e o residuo assim obtido foi lavado com hexano para obter
45g (rendimento: 90 %) de N2-(3-fltor-4-metilfenil)-2,3-piridinadiamina.

RMN-"H (CDCI,/TMS 8(ppm)):

2,20 (3H, d), 3,27 (2H, s), 6,26 (1H, brs), 6,74-6,86 (2H, m),
6,98-7,14 (3H, m), 7,83 (1H, dd)

(3) Produgdo de 4-(3-fluor-4-metilfenil)-3-ox0-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilato de etila

46 g (0,21 mol) de N2-(3-flior-4-metilfenil)-2,3-
piridinadiamina foi dissolvido em tolueno (400 mL), e 40 g (0,23 mol) de
cetomalonato de dietila e 92 g de peneira molecular 4A foram adicionados a
ele. A solugdo foi aquecida a refluxo por 12 horas removendo ao mesmo
tempo agua usando um aparato Dean-Stark. A solugdo de reagdo foi resfriada
a temperatura ambiente, material inorganico foi filtrado e o solvente foi
destilado em pressdo reduzida. O residuo assim obtido foi lavado com éter
diisopropilico para obter 50 g (rendimento: 73 %) de 4-(3-flior-4-metilfenil)-
3-0x0-3,4-diidropirido|2,3-b]pirazina-2-carboxilato

RMN-'H (CDCL/TMS 8(ppm)):
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1,44 (3H, 1), 2,37 (3H, d), 4,52 (2H, q), 7,01 (2H, d), 7,35-7,42
(2H, m), 8,30 (1H, dd), 8,54 (1H, d)

(4) Produgdo de acido 4-(3-flior-4-metilfenil)-3-oxo-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico

45 g (0,14 mol) de 4-(3-flhor-4-metilfenil)-3-oxo-3,4-
diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilato de etila foram dissolvidos em 1,4-
dioxano (300 mL), e uma solugdo de 39 g (0,28 mol) de carbonato de potassio
e agua (300 mL) foi adicionado a este. A solugdo foi agitada por 1 hora a 60
°C. A solucdo de reagdo foi resfriada a temperatura ambiente, e o solvente foi
destilado em presséo reduzida. Agua foi adicionada ao residuo assim obtido e
foi lavada com cloroférmio. Ent8o, a camada aquosa foi ajustada para pH 1
adicionando 4cido cloridrico 6 N, e a camada aquosa foi extraida novamente
com cloroformio. Sulfato de magnésio anidro foi adicionado & camada
orgénica até secura da camada, e o solvente foi destilado em presséo reduzida
para obter 32 g (rendimento: 76 %) de acido 4-(3-flior-4-metilfenil)-3-oxo-
3,4-diidropirido[2,3-b]pirazina-2-carboxilico.

RMN-'H (CDCly/TMS §(ppm)):

2,41 (3H, d), 7,04 (2H, d), 7,48 (1H, 1), 7,55-7,60 (1H, m),
8,63 (1H, dd), 8,70-8,72 (1H, m)

[Exemplo de referéncia 12]

Produgdo de éacido  1-(6-metilpiridina-2-il)-2-oxo-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico (intermediario de produgdo do composto No.
V-127)

(1) Produgdo de N1-(difenilmetilene)-N2-(6-metilpiridina-2-
il)benzeno-1,2-diamina

37,8 g (0,11 mol) de 2-bromo-N-(difenilmetileno)anilina fo1
dissolvido em tolueno (100 mL), e 14,6 g (0,13 mol) de 2-amino-6-picolina,
5,2 g (5,5 mmol) de tris(dibenzilideneacetona)dipaladio(0), 11,2 g (17,6
mmol) de 2,2’-bis(difenilfosfino)-1,1’-binaftila, e 15,2 g (0,15 mol) de sodio-
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t-butdxido foram adicionados a ele. A mistura foi agitada por 2 horas a 100
°C. A mistura de reagdo foi vertida em 4gua, e extraida com acetato de etila.
A camada orgénica foi lavada com salmoura saturada e seca sobre sulfato de
magnésio anidro. O solvente foi destilado em pressdo reduzida, e o residuo foi
lavado com metanol para obter 42,1 g (rendimento>99 %) de NI1-
(difenilmetileno)-N2-(6-metilpiridina-2-il)benzeno-1,2-diamina.

RMN-"H (CDCL/TMS §(ppm)):

2,44 (3H, s), 6,32 (1H, d), 6,64 (3H, m), 6,95 (2H, m), 7,14
(2H, d), 7,25-7,51 (7TH, m), 7,75 (2H, d), 7,96 (1H, m)

(2) Produgdo de N-(6-metilpiridina-2-il)benzeno-1,2-diamina

42,1 g (0,11 mol) de N1-(difenilmetileno)-N2-(6-metilpiridina-
2-il)benzeno-1,2-diamina foi dissolvido em tetraidrofuran (100 mL), e 10 %
de &cido cloridrico (45 mL) foi adicionado a este, e foi agitado por 2 horas a
temperatura ambiente. O solvente foi destilado em pressdo reduzida, e agua
foi adicionada ao residuo assim obtido e lavada com acetato de etila. Entdo, a
camada aquosa foi ajustada para pH >11, e a camada aquosa foi extraida com
cloreto de metileno. A camada orgénica foi lavada com salmoura saturada, e
seca sobre sulfato de magnésio anidro, e entdo o solvente foi destilado em
pressdo reduzida para obter 19,8 g (rendimento: 83 %) de N-(6-metilpiridina-
2-il)benzeno-1,2-diamina.

RMN-"H (CDCL/TMS §(ppm)):

2,43 (3H, s), 3,86 (2H, s), 5,99 (1H, s), 6,21 (1H, d), 6,57 (1H,
d), 6,80 (2H, m), 7,05 (1H, t), 7,16 (1H, d), 7,33 (1H, t)

3) Produgdo de 1-(6-metilpiridina-2-il)-2-ox0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila

19.8 g (0,1 mol) de N-(6-metilpiridina-2-il)benzeno-1,2-
diamina foram dissolvidos em tolueno (100 mL), ¢ 19,0 g (0,11 mol) de
cetomalonato de dietila e 57,1 g de peneira molecular 4A foram adicionados a

ele. A solucdo foi aquecida a refluxo por 3 horas removendo ao mesmo tempo
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agua usando um aparato Dean-Stark. Mistura de reagéo foi filtrada e o filtrado
foi concentrado em pressdo reduzida para obter 27,2 g (rendimento: 89 %) de
1-(6-metilpiridina-2-il)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila.

RMN-'H (CDCI;/TMS 8(ppm)):

1,42 (3H, t), 2,64 (3H, s), 4,51 (2H, q), 6,65 (1H, d), 7,24 (1H,
d), 7,43 (3H, m), 7,90 (1H, t), 8,00 (1H, d)

(4) Produgdo de é&cido 1-(6-metilpiridina-2-il)-2-oxo0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilico

27,2 g (88 mmol) de 1-(6-metilpiridina-2-il)-2-o0xo0-1,2-
diidroquinoxalina-3-carboxilato de etila foi dissolvido em 1,4-dioxano (50
mL) e agua (50 mL), e 18,3 g (0,13 mol) de carbonato de potassio foi
adicionado a este, e a solugéo foi agitada por 1 hora a 60 °C. O solvente foi
destilado em pressdo reduzida e a camada aquosa foi ajustada para pH <4. Os
cristais precipitados foram filtrados para obter 23,3 g (rendimento: 94 %) de
acido 1-(6-metilpiridina-2-il)-2-oxo-1,2-diidroquinoxalina-3-carboxilico.

RMN-'H (CDCI3/TMS §(ppm)):

2,55 (3H, s), 6,57 (1H, d), 7,47 (4H, m), 7,94 (1H, d), 8,07
(1H, t)

Os valores caracteristicos dos intermedidrios de produgdo
obtidos nos exemplos de referéncia anteriores 1 a 12, e os intermediarios de
producdo produzidos da mesma maneira nestes exemplos de referéncia estdo

apresentados na tabela 135 a tabela 137.
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Tabela 135

Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np™")
V-2 Ponto de Fusio 175-176
V3 Ponto de Fusdo 173-175
V-4 Ponto de Fusio 165-167
V-5 Ponto de Fusio 189-190
V-6 Ponto de Fusdo 204-207

V-10 Ponto de Fusio 253-256
V-37 Ponto de Fusio 125-127
V-42 Ponto de Fusio 177-179
V-52 Ponto de Fusdo 179-181
V-97 Ponto de Fusdo ' 171-173
V-102 Ponto de Fusio 165-167
V-103 Ponto de Fusdo 152-154
V-120 Ponto de Fusio 191-193
V-121 Ponto de Fusio. 291-293
V-125 Ponto de Fusio 176-178
V-127 Ponto de Fuséo 185-186
V-130 Ponto de Fusio 164-166
V-131 Ponto de Fusio 159-161
V-132 Ponto de Fuséo 156-159
V-133 Ponto de Fusdo 167-169
V-134 Ponto de Fusdo 185-188
V-136 Ponto de Fusio 173-176
V-139 Ponto de Fusdo 161-163
V-155 Ponto de Fusdo 183-185
V-158 Ponto de Fusido 197-198
V-164 Ponto de Fusédo 158-160
V-169 Ponto de Fusdo 190-192
V-170 Ponto de Fusdo 175-177
V-172 Ponto de Fusio 185-186
V-174 Ponto de Fusdo 190-192
V-176 Ponto de Fusio 204-205
V-174 Ponto de Fusdo 190-192
V-189 Ponto de Fusdo 207-208
V-191 Ponto de Fusdo 209-210
V-193 Ponto de Fusio 207-209
V-195 Ponto de Fusdo 214-216
V-198 Ponto de Fusdo 181-183
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Tabela 136

Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np)
V-207 Ponto de Fusdo 145- 147
V-212 Ponto de Fusdo 187- 189
V-213 Ponto de Fusdo 170-172
V214 Ponto de Fusio 172-173
V-217 Ponto de Fusdo 210-212
V-221 Ponto de Fusdo 157- 188
V-222 Ponto de Fusio 173-175
V-223 Ponto de Fusdo 167-169
V-224 Ponto de Fusdo 197- 199
V-225 Ponto de Fusdo 179-180
V-305 Ponto de Fuséo 170- 173
V-306 Ponto de Fusdo 135- 140
V-307 Ponto de Fusio 181-183
V-308 Ponto de Fusio 202-204
V-311 Ponto de Fusio 187- 188
V-313 Ponto de Fusio 103- 165
V-314 Ponto de Fusfio 140- 143
V-315 Ponto de Fusio 167- 169
V-316 Ponto de Fusdo 197-199
V-317 Ponto de Fusdo 180- 1S2
V-318 Ponto de Fusio 201-203
VI-34 Ponto de Fusdo 173- 175
VI-54 Ponto de Fusio 162- 163
VI-77 Ponto de Fusdo 183- 185
VI-122 Ponto de Fusio 176- 178

V1-135 Ponto de Fusio 195-197
VI-136 Ponto de Fusdo 191-192
V1-137 Ponto de Fusio 165-166
VI- 138 Ponto de Fusio 182- 184
Vi-141 Ponto de Fusio 159- 161
Vi-142 Ponto de Fusdo 195-200
VI- 154 Ponto de Fusio 163-165
V1-156 Ponto de Fusio 179-180
V1-101 Ponto de Fusdo 182-183
VI- 103 Ponto de Fusdo 196-198
VI- 167 Ponto de Fusio 154- 150
VI- 170 Ponto de Fusio 185-187
VI-171 Ponto de Fusio 205-209
VI-174 Ponto de Fusio 220-222
V1-175 Ponto de Fusio 156-159
VI- 177 Ponto de Fusio 200-201
VI- 179 Ponto de Fusio 175- 176
VI- 180 Ponto de Fusio 199-200
VI-181 Ponto de Fusido 174-176
VI- 182 Ponto de Fusido 186- 189
VI- 184 Ponto de Fusdo 182-184
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Tabela 137
Composto No. Ponto de Fusdo(°C) ou Taxa Refrativa (np™")

VI-187 Ponto de Fusdo 192-193
VI- 188 Ponto de Fusdo 186-187
VI-190 Ponto de Fusio 193-194

VI- 191 Ponto de Fusdo >300

VI-192 Ponto de Fusdo 99-101
VI-193 Ponto de Fusio 177-180
VI-194 Ponto de Fusido 177-178
VI-196 Ponto de Fusdo 166-168
VI-197 Ponto de Fusio 184-186
VI-199 Ponto de Fusio 164-165
Vi-200 Ponto de Fusdo 200-201
VI-201 Ponto de Fusdo 192-195
VI-239 Ponto de Fusio 195-196
VI-240 Ponto de Fusdo 155-157
VI-241 Ponto de Fusdo 141-143
VI-244 Ponto de Fusdo 215-217
VI-245 Ponto de Fusdo 183-184
VI-246 Ponto de Fusdo 197-198
VI-247 Ponto de Fusdo 198-200
VII-3 Ponto de Fuséo 143-144
VII-4 Ponto de Fusdo 144-147
VII-S Ponto de Fusio 157-158
VII-7 Ponto de Fusdo 119-120
VII-8 Ponto de Fusio 140-141
VII-61] Ponto de Fusdo 127-129
VII-78 Ponto de Fusio 131-132
VII-79 Ponto de Fusido 159-160
VII-82 Ponto de Fusdo 1G2-165
VII-88 Ponto de Fusdo 182-184
VII-89 Ponto de Fusdo 176-178
VII-126 Ponto de Fusdo 232-235
V1i1-128 Ponto de Fusdo 161-163
VII-175 Ponto de Fusdo 160-162
VIII-1 Ponto de Fusdo 178-179
VIII-7 Ponto de Fusdo 159-161
VIII-13 Ponto de Fusdo 182-183
VIII-27 Ponto de Fusdo 104-107
V1I-125 Ponto de Fusio 123-126
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[Dados de RMN]

Para os composto Nos. V-7, V-14, V-29, V-35, V-40, V-51, V-
58, V-60, V-61, V-62, V-64, V-71, V-72, V-73, V-101, V-113, V-117, V-119,
V-152, V-154, V-156, V-158, V-160, V-162, V-179, V-186, V-197, V-205,
V-211, V-216, V-217, V-218, V-226, V-310, V-319, VI-1, VI-6, VI-7, VI-13,
VI-21, VI-27, VI-31, VI-33, VI-36, VI-37, VI-49, VI-54, VI-55, VI-57, VI-
88, VI-94, VI-115, VI-116, VI-117, VI-121, VI-122, VI-123, VI-125, VI-133,
VI-134, VI-144, VI-150, VI-152, VI-153, VI-156, VI-157, VI-159, VI-160,
VI-161, VI-162, VI-165, VI-170, VI-173, VI-185, VI-189, VI-195, VI-198,
VI-242, V1-243, VI-248, VII-59, VII-67, VII-91, VII-97, VII-102, VII-153,
VII-154, VII-156, VII-171, VII-173, VII-176, VII-177, VII-178, VII-180,
VII-181, VII-185, VII-186, VII-187, VII-188, VIII-2, VIII-3, VIII-4, VIII-5,
VIII-6, VIII-11, VIII-12, VIII-15, VIII-16, VIII-22, VIII-28, VIII-53, VIII-54,
VII-55, VIII-56, VIII-57, VIII-58, VIII-76, VIII-84, VIII-98, VIII-99, VIII-
100, VIII-101, VIII-102, VIII-103, VIII-104, VIII-106, VIiI-107, VIII-108,
VIII-109, VIII-113, VIII-114, VIII-116, VIII-117, VIII-118, VIII-121, VIII-
126, VIII-127, VIII-128, VIII-132, VIII-133, VIII-134, VIII-135, VIII-136,
VIII-137, VIII-139, VIII-142, VIII-143, VIII-144, VIII-145, VIII-150, VIII-
152, VIII-153, VIII-154, VIII-155, VIII-156, VIII-157, VIII-158, VIII-159,
VIII-160, VIII-161, VIII-162, VIII-163, VIII-164, VII-165, VIII-166, VIII-
167, VIII-168, VIII-169, VIII-170, VIII-171, VIII-172, VIII-173, VIII-174,
VIII-175, VIII-176, VIII-177, VIII-178, VIII-179, VIII-180, VIII-181, VIII-
182, VIII-183, VIII-184, VIII-185, VIII-187, VIII-190, VIII-192, VIII-193,
VIII-194, VIII-195, VIII-196, VIII-197, VIII-198, VIII-199, VIII-200, VIII-
201, VIII-202, VIII-203, VIII-204, VIII-208, VIII-209, VIII-210, VIII-211,
VIII-212, VIII-213, VIII-214, VIII-215, VIII-216 e VIII-218, os dados de
RMN-'H (valor CDCl3/TMS & (ppm)) esto apresentados a seguir.

Composto No. V-7 :

1,04 GH, t), 1,43-1,56 (2H, m), 1,78-1,86 (2H, m), 4,41 (2H,
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t), 7,51 (1H, d), 7,58 (1H, dd), 7,84 (1H, m), 8,28 (1H, dd), 14,33 (1H, brs)

Composto No. V-14 :

0,92 (3H, t), 1,35-1,38 (4H, m), 1,49 (2H, m), 1,83 (2H, m),
4,39 (2H, v), 7,51 (1H, d), 7,58 (1H, m), 7,84 (1H, m), 8,28 (1H, d), 14,33
(1H, brs)

Composto No. V-29 :

3,49 (3H, s), 5,86 (2H, s), 7,59 (1H, t), 7,70 (1H, d), 7,83 (1H,
t), 8,25 (1H, dd)

Composto No. V-35 :

4,14 (2H, q), 5,98 (2H, s), 7,60 - 7,68 (2H, m), 7,86 (1H, t),
8,26 (1H, d)

Composto No. V-40 :

2,65 (2H, t), 3,93 (2H, t), 5,95 (2H, s), 7,62 (1H, t), 7,71 (1H,
d), 7,86 (1H, t), 8,26 (1H, dd), 13,66 (1H, bs)

Composto No. V-51 :

3,18 (3H, s), 5,86 (2H, s), 7,50 (1H, m), 7,72-7,80 (2H, m),
7,91 (1H, d)

Composto No. V-58 :

3,33 (3H, s), 3,84 (2H, t), 4,62 (2H, t), 7,59 (1H, t), 7,71 (1H,
d), 7,82 (1H, t), 8,25 (1H, dd), 14,20 (1H, bs)

Composto No. V-60 :

1,68 (3H, d), 3,31 (3H, s), 3,79-3,84 (1H, m), 4,21-4,28 (1H,
m), 4,87-5,28 (1H, m), 7,55 (1H, t), 7,72 (1H, d), 7,79 (1H, t), 8,26 (1H, dd),
14,28 (1H, bs)

Composto No. V-61 :

2,28 (3H, s), 2,92 (2H, m), 4,63 (2H, m), 7,51-7,62 (2H, m),
7,86 (1H, m), 8,28 (1H, dd)

Composto No. V-62 :

3,11 (3H, s), 3,54 (2H, t), 4,89 (2H, t), 7,61-7,69 (2H, m), 7,91
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(1H, dd), 8,30 (1H, d)

Composto No. V-64 :

2,44 (3H, s), 5,26 (2H, t), 7,15 (1H, d), 7,58 (1H, t), 7,78 (1H,
t), 8,27 (1H, dd), 13,70 (1H, bs)

Composto No. V-71 :

3,66 - 3,78 (6H, m), 3,84 - 3,87 (3H, m), 7,31 (1H, d), 7,53
(1H, 1), 7,77 (1H, 1), 8,15 (1H, dd)

Composto No. V-72 :

5,38 (2H, t), 7,50 - 7,57 (2H, m), 7,80 (1H, t), 8,04 (1H, dd)

Composto No. V-73 :

2,99 (2H, t), 4,55 (2H, t), 7,46 (1H, t), 7,43 (1H, t), 7,82 (1H,
d), 7,89 (1H, d), 13,98 (1H, bs)

Composto No. V-101 :

7,04 (1H, d), 7,11 (1H, d), 7,52-7,54 (2H, m), 7,57-7,71 (2H,
m), 8,29 (1H, d)

Composto No. V-113 :

7,08 (1H, d), 7,61 (1H, t), 7,71 (1H, t), 7,77 (1H, d), 8,04 (1H,
d), 8,30 (1H, d)

Composto No. V-117 :

2,84 (3H, s), 6,98 (1H, d), 7,62 (1H, t), 7,74 (1H, t), 8,30 (1H,
d)

Composto No. V-119 :

3,91 (3H, s), 6,90 (1H, d), 7,67 (1H, t), 7,79 (1H, t), 8,31 (1H,
d)

Composto No. V-152 :

6,74 (1H, d), 7,64 (2H, m), 8,33 (1H, d), 8,85 (2H, s), 8,93
(1H, s), 13,32 (1H, bs)

Composto No. V-154 :

3,33-3,38 (2H, m), 4,74(2H, t), 2,37-2,44 (1H, m), 2,90-2,92



10

15

20

25

289

(2H, m), 6,98 (1H, d), 7,03 (2H, s), 7,12 (1H, s), 7,55 (1H, t), 7,65 (1H, 1),
8,29 (1H, d)

Composto No. V-156 :

6,89(1H, d), 7,09(2H, m), 7,37(1H, d), 7,59(1H, t), 7,68(1H, t),
8,32(1H, d)

Composto No. V-158 :

4,35-4,39 (4H, m), 6,78 (1H, dd), 6,85 (1H, d), 6,99 (1H, dd),
7,14 (1H, d), 7,55 (1H, m), 7,66 (1H, d), 8,29 (1H, dd), 13,97 (1H, brs)

Composto No. V-160 :

1,78-1,82 (1H, m), 1,96-2,03 (2H, m), 1,29-2,22 (1H, m), 3,76
(1H, q), 3,90 (1H, q), 4,37-4,48 (2H, m), 4,59 (1H, dd), 4,56 (1H, t), 7,72 (1H,
d), 7,81 (1H, t), 8,24 (1H, d), 14,05 (1H, bs)

Composto No. V-162 :

2,28 (3H, s), 5,66 (2H, s), 7,62 (1H, t), 7,71 (1H, d), 7,87 (1H,
t), 8,28 (1H, d)

Composto No. V-179 :

3,34 (3H, s), 3,81 (2H, t), 5,20 (2H, t), 7,49 (1H, t), 7,84 (1H,
dd), 8,20 (1H, t), 13,96 (1H, bs)

Composto No. V-186 :

3,67 (3H, s), 3,96 (3H, s), 7,05-7,11 (2H, m), 7,82 (1H, d),
13,88 (1H, br)

Composto No. V-197 :

3,82 (3H, m), 7,58 (1H, d), 8,53 (1H, d), 8,88 (1H, s)

Composto No. V-205 :

6,68 (1H, d), 7,20 (1H, d), 7,48-7,64 (5H, m), 7,74 (1H, t),
8,06 (1H, d), 8,17 (1H, d), 8,37 (1H, d)

Composto No. V-211 :

6,98 (1H, s), 7,51 (1H, t), 7,64 (1H, t), 7,95 (1H, s), 9,32 (1H,
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Composto No. V-216 :

1,20-1,31 (9H, m), 3,44 (1H, m), 3,55 (1H, m), 4,12 (1H, m),
5,31 (2H, br), 7,13 (1H, br), 7,56 (1H, br), 7,71 (1H, br), 8,25 (1H, br)

Composto No. V-217 :

3,36(3H, s), 4,77(2H, s), 6,95(3H, m), 7,27(1H, d), 7,58(1H, t),
7,67(1H, t), 8,31(1H, d)

Composto No. V-218 :

3,70 (3H, s), 3,91(3H, s), 6,61 (1H, d), 6,92 (1H, d), 7,08 (1H,
d), 7,25 (2H, s), 7,51-7,61 (4H, m), 8,30 (1H, d)

Composto No. V-226 :

2,55 (BH, s), 6,77 (1H, d), 7,37 (1H, d), 7,50 (1H, d), 7,93
(1H,d), 8,22 (1H, d), 8,65 (1H, s)

Composto No. V-310 :

4,06 (3H, s), 6,84 (1H, d), 7,05 (1H, d), 7,52-7,66 (m, 3H),
8,15(1H, S)

Composto No. V-319 :

3,75 (3H, s), 6,97 (2H, t), 7,58 (1H, t), 7,66-7,72 (2H, m), 8,30
(1H, d)

[0295]

Composto No. VI-1 :

6,87 (1H, d), 7,34 (2H, d), 7,54-7,74 (5H, m), 8,31 (1H, d)

Composto No. VI-6 :

6,87 (1H, d), 7,27 (1H, m), 7,38 (1H, s), 7,56-7,70 (4H, m),
8,31 (1H, d), 13,33 (1H, brs)

Composto No. VI-7 :

6,88 (1H, dd), 7,30-7,33 (2H. m), 7,57 (1H, m), 7,58-7,70 (3H,
m), 8,30 (1H, dd), 13,71 (1H, brs)

Composto No. VI-13 :

2,52 (3H, s), 6,92 (1H, dd), 7,21-7,24 (2H, m), 7,47-7,67 (44,
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m), 8,29 (1H, dd), 13,91 (1H, brs)

Composto No. VI-21 :

1,32 (6H, d), 3,05 (1H, m), 6,87 (1H, dd), 7,13-7,18 (2H, m),
7,52-7,66 (4H, m), 8,31 (1H, dd), 13,99 (1H, brs)

Composto No. VI-27 :

6,81 (1H, d), 7,58-7,62 (2H, m), 7,66-7,71 (2H, m), 7,88 (1H,
dd), 7,95 (1H, d), 8,32 (1H, d), 13,58 (1H, brs)

Composto No. VI-31 :

6,89 (1H, d), 7,05-7,13 (4H, m), 7,47 (1H, t), 7,58 (1H, t), 8,09
(1H, d)

Composto No. VI-33 :

3,88 (3H, s), 6,85 (1H, dd), 6,89-6,94 (2H, m), 7,19 (1H, dd),
7,54-7,68 (3H, m), 8,31 (1H, dd), 13,76 (1H, brs)

Composto No. VI-36 :

1,45 (3H, t), 4,09 (2H, m), 6,83-6,94 (3H, m), 7,17 (1H, dd),
7,53-7,67 (3H, m), 8,30 (1H, dd)

Composto No. VI-37 :

1,50 (3H, t), 4,15 (2H, q), 6,94 (1H, d), 7,14-7,28 (4H, m),
7,53-7,66 (2H, m), 8,30 (1H, dd), 13,98 (1H, brs)

Composto No. VI-49 :

4,65 (2H, d), 5,37 (1H, d), 5,48 (1H, d), 6,06-6,15 (1H, m),
6,93 (1H, d), 7,17-7,26 (4H, m), 7,56 (1H, t), 7,64 (1H, t), 8,30 (1H, d).

Composto No. VI-54 :

6,62(1H, t), 6,86(1H, m), 7,15(1H, m), 7,21(1H, d), 7,44(1H,
d), 7,67(3H, m), 8,32(1H, d)

Composto No. VI-55 :

6,82 (1H, t), 6,84 (1H, d), 7,30-7,44 (4H, m), 7,59 (1H, t), 7,61
(1H,t), 8,17 (1H, d)

Composto No. VI-57 :
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6,85 (1H, dd), 7,32 (1H, d), 7,53-7,62 (2H, m), 7,68 (1H, m),
7,77 (1H, dd), 8,33 (1H, dd)

Composto No. VI-88 :

2,73 (3H, s), 6,83 (1H, d), 7,48 (1H, d), 7,59 (1H, t), 7,64 (1H,
t), 8,27-8,34 (3H, m)

Composto No. VI-94 :

4,01 (3H, s), 6,81 (1H, d), 7,43-7,65 (4H, m), 8,31-8,43 (3H,

Composto No. VI-115 :

3,94 (3H, s), 6,87-6,93 (3H, m), 7,58 (1H, dd), 7,65-7,70 (2H,
m), 8,31 (1H, m)

Composto No. VI-116 :

2,35 (3H, s), 3,85 (3H, s), 6,72 (1H, d), 6,82 (1H, dd), 6,95
(1H, dd), 7,42 (1H, d), 7,56 (1H, m), 7,65 (1H, m), 8,30 (1H, dd)

Composto No. VI-117 :

3,90 (3H, s), 4,00 (3H, s), 6,79 (1H, d), 6,89-6,97 (2H, m),
7,13 (1H, d), 7,57 (1H, m), 7,66 (1H, m), 8,30 (1H, d), 13,76 (1H, brs)

Composto No. VI-121 :

3,84 (6H, s), 6,43-6,45 (2H, m), 6,70 (1H, dd), 6,98 (1H, d),
7,56 (1H, m), 7,66 (1H, m), 8,30 (1H, m)

Composto No. VI-122 :

3,90 (3H, s), 6,92-6,99 (2H, m), 7,08 (1H, d), 7,25 (1H, d),
7,57 (1H, t), 7,68 (1H, t), 8,30 (1H, d)

Composto No. VI-123 :

3,93 (3H, s), 6,81 (1H, d), 7,08 (1H, d), 7,23-7,30 (2H, m),
7,57 (1H, t), 7,66 (1H, t), 8,32 (1H, d)

Composto No. VI-125 :

3,74(1H, s), 3,92(1H, s), 6,72(2H, m), 6,91(1H, d), 7,16(1H,
m), 7,53(1H, t), 7,63(1H, t), 8,29(1H, d)
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Composto No. VI-133 :

3,88 (6H, s), 3,97 (3H, s), 6,54 (2H, s), 6,97 (1H, d), 7,58 (1H,
m), 7,69 (1H, m), 8,30 (1H, d), 13,60 (1H, brs)

Composto No. VI-134 :

3,93 (s, 3H), 6,71 (d, 1H), 7,16-7,29 (m, 5SH), 7,58 (m, 1H)

Composto No. VI-144 :

3,94 (3H, s), 6,89 (1H, s), 7,18-7,24 (4H, m), 7,52 (1H, d),
8,22 (1H, d)

Composto No. VI-150 :

0,39-0,43 (2H, m), 0,69-0,74 (2H, m), 1,31-1,37 (1H, m), 3,91
(2H, d), 6,93 (1H, d), 7,16-7,24 (2H, m), 7,57 (1H, t), 7,65 (1H, t), 8,29 (1H,
d)

Composto No. VI-152 :

3,08 (6H, s), 6,88 (2H, d), 6,90 (1H, d), 7,13 (2H, d), 7,53(1H,
t), 7,61 (1H, t), 8,28 (1H, d)

Composto No. VI-153 :

2,38 (3H, s), 2,41 (3H, s), 6,91 (1H, d), 7,01-7,08 (2H, m),
7,44 (1H, d), 7,55 (1H, t), 7,61 (1H, t), 8,29 (1H, d)

Composto No. VI-156 :

2,40(3H, d), 6,88(1H, d), 7,15(2H, m), 7,33(1H, t), 7,57(1H, t),
7,66(1H, t), 8,30(1H ,d)

Composto No. VI-157 :

2,51 (3H, s), 6,78 (1H, d), 7,25 (1H, d), 7,39 (1H, d), 7,55-7,68
(3H, m), 8,32 (1H, d)

Composto No. VI-159 :

1,493H, t), 3,99(3H, s), 4,12(2H, m), 6,77(1H, d), 6,88(1H,
m), 6,95(1H, d), 7,11(1H, d), 7,56(1H, t), 7,65(1H, t), 8,30(1H, d)

Composto No. VI-160 :

3,81 (3H, s), 3,97 (6H, d), 6,88-6,96 (3H, m), 7,57 (1H, t),
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7,65 (1H, t), 8,29 (1H, d)

Composto No. VI-161 :

4,01(3H, s), 6,95(1H, d), 7,05(1H, m), 7,12(1H, m), 7,58(1H,
t), 7,70(1H, m), 8,32(1H, m)

Composto No. VI-162 :

4,16(3H, s), 6,97(3H, m), 7,60(1H, t), 7,70(1H, t), 8,31(1H, d)

Composto No. VI-165 :

1,68-1,81 (4H, m), 2,10-2,16 (1H, m), 2,37-2,44 (1H, m),
2,90-2,92 (2H, m), 6,99-7,02 (1H, m), 7,37 (2H, t), 7,56-7,68 (2H, m), 8,31
(1H, d)

Composto No. VI-170 :

2,30(2H, m), 4,30(2H, m), 4,43(2H, m), 6,86(1H, m), 6,93(2H,
m), 7,22(2H, d), 7,55(1H, t), 7,65(1H, t), 8,29(1H, d)

Composto No. VI-173 :

4,16(3H, s), 6,70(1H, d), 6,95(2H, m), 7,25(1H, t), 7,65(1H,

Composto No. VI-185 :

2,43 (3H, s), 3,94 (3H, s), 6,67 (1H, s), 7,22 (4H, m), 7,35 (1H,
s), 8,16 (1H, s), 13,99 (1H, s)

Composto No. VI-189 :

3,91 (3H, s), 3,92 (3H, s), 6,86 (1H, d), 7,20 (5H, m), 7,71
(1H, s)

Composto No. VI-195 :

3,45 (3H, s), 3,90 3H, s), 7,05 (2H, d), 7,19 (3H, d), 7,48 (1H,
t), 7,92 (1H, d)

Composto No. VI-198 :

6,67 (1H, dd), 7,32 (2H, d), 7,68-7,76 (3H, m), 8,12 (1H, dd)

Composto No. VI-242 :

3,80 (3H, s), 6,17(1H, d), 7,13(1H, m), 7,35(4H, m), 8,20(1H,
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d)

Composto No. VI-243 :

3,81 (3H, s), 6,18(1H, d), 6,66(1H, t), 7,14(1H, m), 7,35(2H,
d), 7,44(2H, d), 8,22(1H, d)

Composto No. VI-248 :

6,64 (1H, d), 7,28-7,43 (SH, m), 7,62 (1H, m)

[0296]

Composto No. VII-59 :

3,56 (3H, s), 3,86 (2H, t), 4,91 (2H, t), 7,55 - 7,59 (1H, m),
8,58 (1H, dd), 8,84 (1H, dd), 14,01 (1H, bs)

Composto No. VII-67 :

1,32 (3H, t), 2,28 (2H, q), 5,38 (2H, s), 7,56-7,61 (1H, m),
8,60 (1H, d), 8,79 (1H, d)

Composto No. VII-91 :

3,86 (3H, s), 5,87 (2H, s), 6,78 (2H, q), 6,92 (1H, d), 7,29 (1H,
s), 7,55 (1H, q), 8,60 (1H, d), 8,80 (1H, d)

Composto No. VII-97 :

2,08(3H, d), 7,32(4H, m), 7,44(2H, m), 7,57(1H, m), 8,57(1H,
m), 8,82(1H, d)

Composto No. VII-102 :

7,12 (1H, d), 7,43-7,47 (1H, m), 7,55-7,58 (2H, m), 8,31 (H,
d), 8,56 (1H, d)

Composto No. VII-153 :

6,13(1H, s), 6,77(2H, m), 7,04(1H, m), 7,57(1H. m), 8,62(1H,
m), 8,73(1H, d)

Composto No. VII-154 :

7,05(2H, m), 7,32(1H, d), 7,60(1H, q), 8,68(2H, m)

Composto No. VII-156 :

4,35(4H, m), 6,77(1H, q), 6,85(1H, d), 7,11(1H, d), 7,56(1H,
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q), 8,62(1H, q), 8,74(1H, q)

Composto No. VII-171 :

1,57 3H, s), 1,67 (3H, s), 2,51 (2H, q), 4,63 (2H, 1), 5,22 (1H,
t), 7,54 - 7,58 (1H, m), 8,56 (1H, d), 8,85 (1H, d),14,12 (1H, bs)

Composto No. VII-173 :

1,74 (3H, t), 2,52 (2H, t), 4,75 (2H, t), 7,56 - 7,67 (1H, m),
8,58 (1H, d), 8,84 (1H, d), 14,00 (1H, bs)

Composto No. VII-176 :

3,10 (2H, t), 4,86 (2H, t), 7,24-7,31 (5H, m), 7,56 (1H, q), 8,57
(1H, d), 8,84 (1H, d)

Composto No. VII-177 :

5,99 (2H, s), 6,95 (1H, q), 7,25 (1H, q), 7,36 (1H, d), 7,60 (1H,
q), 8,57 (1H, dd), 8,93 (1H, dd)

Composto No. VII-178 :

6,54 (1H, d), 6,98 (2H, s), 7,64 (1H, q), 8,05 (1H, d), 8,58 (1H,
dd), 8,92 (1H, dd)

Composto No. VII-180 :

2,37 (3H, s), 5,75 (2H, s), 6,07 (1H, s), 7,47 (1H, q), 8,34 (1H,
dd), 8,71 (1H, dd)

Composto No. VII-181 :

5,81 (2H, s), 7,30 (1H, d), 7,62 (1H, q), 7,95 (1H, dd), 8,59
(1H, dd), 8,72 (1H, d), 8,89 (1H, dd)

Composto No. VII-185 :

2,86 (3H, s), 5,82 (2H, s), 7,28-7,33 (3H, m), 7,39 (1H, d),
7,54 (2H, t), 8,69 (1H, d)

Composto No. VII-186 :

2,54 (3H, s), 5,82 (2H, s), 7,28-7,33 (3H, m), 7,55 (2H, t), 8,34
(1H, d), 8,72 (1H, d)

Composto No. VII-187 :
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2,81 (3H, s), 5,83 (2H, s), 7,29-7,36 (3H, m), 7,41 (1H, d),
7,58 (2H, t), 8,42 (1H, d)

Composto No. VII-188 :

4,14 (3H, s), 5,76 (2H, s), 6,96 (1H, d), 7,32-7,37 (3H, m),
7,49 (2H, dd), 8,36 (1H, d)

[0297]

Composto No. VIII-2 :

7,36-7,46 (3H, m), 7,56-7,67 (2H, m), 8,63-8,70 (ZH, m),
13,36 (1H, br)

Composto No. VIII-3 :

7,08-7,15 (2H, m), 7,31-7,38 (1H, m), 7,57-7,68 (2H, m),
8,63-8,71 (2H, m), 13,32 (1H, br)

Composto No. VIII-4 :

7,27-7,38 (4H, m), 7,58 (1H, dd), 8,63-8,71 (2H, m), 13,57
(1H, br)

Composto No. VIII-S :

7,36-7,40 (1H, m), 7,55-7,72 (4H, m), 8,64-8,69 (2H, m),
13,08 (1H, br)

Composto No. VIII-6 :

7,22-7,26 (1H, m), 7,36 (1H, s), 7,57-7,61 (3H, m), 8,64 (1H,
dd), 8,70 (1H, dd), 13,29 (1H, br)

Composto No. VIII-11 :

2,07 (3H, s), 7,18 (1H, d), 7,44-7,59 (4H, m), 8,62 (1H, d),
8,70-8,72 (1H, m), 13,40 (1H, br)

Composto No. VIII-12 :

2,48 (3H, s), 7,10-7,13 (2H, m), 7,44 (1H, d), 7,53-7,58 (2H,
m), 8,64 (1H, dd), 8,71 (1H, dd), 13,71 (1H, br)

Composto No. VIII-15 :

1,31(3H, t), 2,79(2H, q), 7,13(2H, m), 7,46(1H, d), 7,55(2H,
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m), 8,63(1H, m), 8,71(1H, m)

Composto No. VIII-16 :

1,39(3H, 1), 2,80(2H, q), 7,24(2H, d), 7,48(2H, d), 7,55(1H, q),
8,63(1H, m), 8,72(1H, m)

Composto No. VIII-22 :

1,35(6H, d), 3,06(1H, m), 7,25(2H, d), 7,54(3H, m), 8,63(1H,
m), 8,71(1H, m)

Composto No. VIII-28 :

7,49 (2H, d), 7,60 (1H, q), 7,93 (2H, d), 8,63-8,69 (2H, m),
13,25 (1H, br)

Composto No. VIII-53 :

6,40(1H, t), 7,55(5H, m), 8,66(2H, m)

Composto No. VIII-54 :

6,60(1H, t), 7,13(1H, s), 7,20(1H, d), 7,39(1H, d), 7,58(1H, q),
7,67(1H, t), 8,69 (2H, m)

Composto No. VIII-55 :

6,65(1H, t), 7,36(4H, m), 7,58(1H, m), 8,67(2H, m)

Composto No. VIII-56 :

7,43 (1H, d), 7,53-7,64 (3H, m), 7,68 (1H, d), 8,63-8,68 (2H,

Composto No. VIII-57 :

7,24-7,32 (2H, m), 7,49 (2H, d), 7,59 (1H, q), 7,70 (1H, t),
8,063-8,70 (2H, m), 13,12 (1H, br)

Composto No. VIII-58 :

7,37-7,41 (2H, m), 7,49 (2H, d), 7,58-7,61 (1H, m), 8,64-8,70
(2H, m), 13,48 (1H, br)

Composto No. VIII-76 :

7,40 (2H, d), 7,59 (1H, q), 7,93 (2H, d), 8,65 (2H, m)

Composto No. VIII-84 :
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7,61 (2H, q), 7,67 (1H, s), 7,79 (1H, t), 7,91 (1H, d), 8,66 (2H,
9)

Composto No. VIII-98

7,15-7,18 (1H, m), 7,37-7,41 (1H, m), 7,43-7,50 (1H, m),
7,59-7,62 (1H, m), 8,64-8,70 (2H, m), 13,20 (1H, br)

Composto No. VIII-99 :

7,13-7,18 (1H, m), 7,36-7,41 (1H, m), 7,58-7,61 (1H, m),
8,59-8,70 (2H, m), 13,27 (1H, br)

Composto No. VIII-100 :

7,13-7,18 (1H, m), 7,30-7,39 (2H, m), 7,59-7,62 (1H, m),
8,63-8,70 (2H, m), 10,81 (1H, br)

Composto No. VIII-101 :

7,18-7,27 (2H, m), 7,57-7,63 (2H, m), 8,63-8,70 (1H, m),
12,55 (1H, br)

Composto No. VIII-102 :

7,10-7,15 (1H, m), 7,20-7,27 (1H, m), 7,41-7,50 (1H, m),
7,58-7,62 (1H, m), 8,63-8,71 (2H, m), 12,80 (1H, br)

Composto No. VIII-103 :

6,91-6,95 (2H, m), 7,06-7,13 (1H, m), 7,58-7,62 (1H, m),
8,63-8,71 (2H, m), 13,20 (1H, br)

Composto No. VIII-104 :

7,32 (1H, dd), 7,43-7,49 (2H, m), 7,69 (1H, dd), 8,53 (1H, dd)

Composto No. VIII-106 :

7,42-7,52 (3H, m), 7,59 (1H, d), 8,39 (1H, dd), 8,54 (1H, dd)

Composto No. VIII-107 :

7,52-7,62 (4H, m), 8,65-8,68 (2H, m)

Composto No. VIII-108 :

7,20 (1H, dd), 7,47 (1H, d), 7,60 (1H, q), 7,73 (1H, d), 8,64
(1H, dd), 8,70 (1H, dd)
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Composto No. VIII-109 :

7,28 (1H, s), 7,40 (1H, s), 7,46 (1H, q), 7,54 (1H, t), 8,38 (1H,
dd), 8,60 (1H, dd)

Composto No. VIII-113 :

3,69 (3H, s), 3,95 (3H, s), 6,84 (1H, dd), 7,15 (1H, dd), 7,25
(1H, t), 7,44 (1H, q), 8,39 (1H, dd), 8,56 (1H, dd)

Composto No. VIII-114 :

3,91 (1H, s), 6,84-6,92 (2H, m), 7,34 (1H, dd), 7,58 (1H, dd),
8,64 (1H, dd), 8,72 (1H, dd), 13,55 (1H, br)

Composto No. VIII-116 :

2,29 (34, s), 3,81 (3H, s), 6,78 (1H, s), 6,80 (1H, dd), 7,33
(1H, d), 7,44 (1H, q), 8,37 (1H, dd), 8,58 (1H, dd)

Composto No. VIII-117 :

3,88 (3H, s), 3,97 (3H, s), 6,80 (1H, d), 6,89 (1H, dd), 7,09
(1H, d), 7,51 (1H, q), 8,53 (1H, dd), 8,68 (1H, dd)

Composto No. VIII-118 :

3,86 (3H, s), 6,64-6,68 (2H, m), 6,87 (1H, dt), 7,59 (1H, q),
8,64 (1H, dd), 8,72 (1H, dd)

Composto No. VIII-121 :

3,82 (6H, s), 6,44 (1H, d), 6,65 (1H, d), 7,50 (1H, q), 8,51 (1H,
dd), 8,67 (1H, dd)

Composto No. VIII-126 :

7,092H, m), 7,21(1H, t), 7,58(1H, q), 8,63(1H, m), 8,72(1H,

Composto No. VIII-127 :

4,01(3H, s), 7,21(2H, m), 7,38(1H, d), 7,58(1H, q), 8,62(1H,
m), 8,71(1H, m)

Composto No. VIII-128 :

2,30 (3H, s), 3,93 (3H, s), 7,04-7,15 (3H, m), 7,56 (1H, q),
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8,63 (1H, dd), 8,74 (1H, dd)

Composto No. VIII-132 :
3,70 (3H, s), 3,82 (3H, s), 6,83 (1H, s), 7,11 (2H, s), 7,54 (1H,

q), 8,62 (1H, d), 8,70 (1H, dd)

Composto No. VIII-133 :
3,87(6H, s), 3,97(3H, s), 6,51(2H, s), 7,56(1H, q), 8,63(1H,

m), 8,76(1H, m)

d)

d)

Composto No. VIII-134 :

7,16 (1H, dd), 7,30 (2H, m), 7,61-7,69 (3H, m), 8,71 (1H, q)
Composto No. VIII-135 :

3,91 (3H, s), 7,12-7,24 (5H, m), 8,70 (1H, q)

Composto No. VIII-136 :

7,29-7,32 (2H, m), 7,53 (1H, d), 7,59-7,69 (3H, m), 8,54 (1H,

Composto No. VIII-137 :
3,92 34, s), 7,13 (2H, d), 7,21 (2H, d), 7,52 (1H, d), 8,53 (1H,

Composto No. VIII-139 :
3,73 (3H, s), 3,91 (3H, s), 6,93 (1H, d), 7,10 (2H, d), 7,23 (2H,

d), 8,39 (1H, d)

(2H, m)

Composto No. VIII-142 :
7,52 (1H, t), 7,61 (1H, m), 7,70 (1H, d), 7,91 (1H, m), 8,67

Composto No. VIII-143 :

7,56 (4H, m), 8,67 (2H, m)

Composto No. VIII-144 :

7,59 (3H, m), 7,90 (1H, t), 8,67 (2H, m)

Composto No. VIII-145 :

7,31 (1H, d), 7,44 (1H, s), 7,61 (2H, m), 8,65 (2H, m)
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Composto No. VIII-150 :

2,37 (3H, s), 2,39 (3H, s), 7,07 (2H, m), 7,42 (1H, d), 7,55
(1H, q), 8,63 (1H, m), 8,72 (1H, m)

Composto No. VIII-152 :

7,62 (1H, q), 7,85 (2H, s), 8,12 (1H, s), 8,65-8,68 (2H, m)

Composto No. VIII-153 :

3,73 (6H, s), 6,80 (2H, d), 7,47-7,53 (2H, m), 8,54 (1H, dd),
8,64 (1H, dd)

Composto No. VIII-154 :

7,29-7,45 (2H, m), 7,54-7,69 (2H, m), 8,60-8,68 (2H, m)

Composto No. VIII-155 :

7,30 (1H, t), 7,42 (2H, d), 7,59 (1H, q), 8,64 (1H, d), 8,68 (1H,
d)

Composto No. VIII-156 :

7,30-7,46 (2H, m), 7,56-7,66 (2H, m), 8,64 (1H, dd), 8,69 (1H,
d)

Composto No. VIII-157 :

7,11 (1H, d), 7,19 (1H, dd), 7,60 (1H, q), 7,69 (1H, t), 8,65
(1H, d), 8,69 (1H, d)

Composto No. VIII-158 :

7,28-7,37 (1H, m), 7,38-7,45 (2H, m), 7,59 (1H, m), 8,62-8,68
(2H, m)

Composto No. VIII-159 :

7,22-7,26 (1H, m), 7,40-7,45 (21, m), 7,59 (1H, dd), 8,62-8,71
(1H, m)

Composto No. VIII-160 :

2,41 (3H, d), 7,18 (14, t), 7,32 (1H, t), 7,47 (1H, t), 7,58 (1H,
q), 8,64 (1H, dd), 8,70 (1H, dd)

Composto No. VIII-161 :
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2,51 (3H, s), 7,18-7,29 (3H, m), 7,55-7,60 (1H, m), 8,63 (1H,
d), 8,71 (1H, d), 13,35 (1H, br)

Composto No. VIII-162 :

2,45 (3H, s), 7,16 (1H, dd), 7,27 (1H, t), 7,38-7,43 (1H, m),
7,58 (1H, q), 8,64 (1H, dd), 8,71 (1H, dd)

Composto No. VIII-163 :

1,94 (3H, d), 7,01 (IH, d), 7,31 (1H, t), 7,43 (1H, q), 7,59 (1H,
q), 8,67 (1H, dd), 8,70 (1H, dd)

Composto No. VIII-164 :

2,41(3H, d), 7,02(2H, d), 7,48(1H, t), 7,57(1H, q), 8,63(1H,m),
8,70(1H,m)

Composto No. VIII-165 :

2,48 (3H, s), 6,88 (1H, d), 6,94 (1H, s), 7,15 (1H, d), 7,58 (1H,
q), 8,64 (1H, dd), 8,72 (1H, dd)

Composto No. VIII-166 :

7,12-7,18 (3H, m), 7,59 (1H, q), 8,64-8,72 (2H, m), 11,85 (1H,
br)

Composto No. VIII-167 :

7,11-7,19 (2H, m), 7,26-7,31 (1H, m), 7,58 (1H, dd), 8,64 (1H,
dd), 8,72 (1H, dd), 13,22 (1H, br)

Composto No. VIII-168 :

1,99 (3H, s), 6,95 (1H, dd), 7,22-7,28 (1H, m), 7,46 (1H, q),
7,59 (1H, q), 8,66 (1H, dd), 8,71 (1H, dd)

Composto No. VIII-169 :

7,59-7,72 (4H, m), 8,62-8,68 (2H, m), 9,57 (1H, br)

Composto No. VIII-170 :

7,26-7,30 (2H, d), 7,62 (1H, dd), 7,91 (1H, t), 8,64-8,70 (2ZH,
m), 12,16 (1H, br)

Composto No. VIII-171 :
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7,37-7,41 (1H, m), 7,52-7,60 (2ZH, m), 7,65-7,69 (1H, m),
8,62-8,65 (2H, m), 13,20 (1H, br)

Composto No. VIII-172 :

3,87 (3H, d), 7,05 (1H, d), 7,22-7,28 (1H, m), 7,35-7,40 (1H,
m), 7,57 (1H, q), 8,64 (1H, dd), 8,69 (1H, dd)

Composto No. VIII-173 :

3,75 (1H, s), 6,88-6,95 (2H, m), 7,21-7,27 (1H, m), 7,56 (1H,
dd), 8,63 (1H, dd), 8,69 (1H, dd), 13,67 (1H, br)

Composto No. VIII-174 :

3,73 (3H, s), 7,05 (1H, dd), 7,12 (1H, dd), 7,28-7,34 (1H, m),
7,56 (1H, q), 8,62 (1H, dd), 8,68 (1H, dd)

Composto No. VIII-175 :

6,65 (1H, t), 7,20 (2H, m), 7,39 (1H, t), 7,59 (1H, q), 8,68 (2H,

Composto No. VIII-176 :

6,69 (1H, t), 7,14 (1H, m), 7,22 (1H, m), 7,52 (1H, t), 7,59
(1H, q), 8,63 (1H, m), 8,69 (1H, m)

Composto No. VIII-177 :

6,42 (1H, t), 7,18-7,25 (2H, m), 7,37-7,42 (1H, m), 7,59 (1H,
m), 8,62-8,68 (2H, m), 12,34 (1H, br)

Composto No. VIII-178 :

7,51 (1H, t), 7,60-7,67 (3H, m), 8,65 (2H, d)

Composto No. VIII-179 :

2,49 (3H, s), 7,23 (1H, d), 7,36 (1H, m), 7,52 (1H, s), 7,57
(1H, qg), 8,66 (2H, m)

Composto No. VIII-180 :

2,51 (3H, s), 7,14 (1H, d), 7,34 (1H, s), 7,56 (2H, m), 8,63
(1H, d), 8,70 (1H, m)

Composto No. VIII-181 :
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6,67 (1H, t), 7,25 (2H, m), 7,50 (2H, m), 7,59 (1H, q), 8,68
(ZH, m)

Composto No. VIII-182 :

2,64 (3H, s), 7,42 (1H, d), 7,60 (3H, t), 865 (1H, d), 8,70 (1H,
t)

Composto No. VIII-183 :

2,49 (3H, s), 3,73(3H, s), 6,98 (1H, s), 7,02 (1H, d), 7,13 (1H,
d), 7,53 (1H, q), 8,62 (1H, dd), 8,70 (1H, dd)

Composto No. VIII-184 :

2,68 (3H, s), 7,29 (1H, dd), 7,33 (1H, s), 7,60 (1H, q), 7,89
(1H, d), 8,65 (1H, dd), 8,68 (1H, dd)

Composto No. VIII-185 :

2,70 (3H, s), 7,47 (1H, dd), 7,58-7,63 (3H, m), 8,65 (1H, dd),
8,68 (1H, dd)

Composto No. VIII-187 :

6,96(6H, m), 7,24(1H, m), 7,62(1H, q), 8,66(2H, m)

Composto No. VIII-190 :

2,45(3H, s), 7,04(1H, t), 7,22(1H, t), 7,59(1H, q), 8,63(1H, m),
8,69(1H, m)

Composto No. VIII-192 :

4,14 (3H, s), 6,93 (2H, m), 7,59 (1H, q), 8,63 (1H, m), 8,70
(1H, m)

Composto No. VIII-193 :

2,36 (3H, s), 7,20 (1H, d), 7,36 (1H, d), 7,59 (1H, q), 8,63 (1H,
m), 8,69 (1H, m)

Composto No. VIII-194 :

7,30 (2H, dd), 7,60-7,71 (3H, m), 8,61 (2H, q)

Composto No. VIII-195 :

2,56 (3H, s), 7,30 (2H, d), 7,40 (1H, d), 7,58-7,66 (3H, m),
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8,47 (1H, d)

Composto No. VIII-196 :

2,53 (3H, s), 7,31 (2H, m), 7,65 (3H, m), 8,40 (1H, s), 8,52
(1H, s)

Composto No. VIII-197 :

2,92 (3H, s), 7,30 (2H, d), 7,38 (1H, d), 7,59-7,68 (3H, m),
8,51 (1H, d)

Composto No. VIII-198 :

2,48 3H, s), 2,92 (3H, s), 7,10 (2H, d), 7,40 (2H, q), 7,54 (1H,
t), 8,53 (1H, d)

Composto No. VIII-199 :

2,91 (3H, s), 7,40 (1H, d), 7,52 (1H, d), 7,60 (1H, s), 7,79 (1H,
t), 7,87 (1H, d), 8,49 (1H, d)

Composto No. VIII-200 :

2,91 (3H, s), 3,90 (34, s), 7,14 (2H, d), 7,22 (2H, d), 7,37 (1H,
d), 8,54 (1H, d)

Composto No. VIII-201 :

2,40 (3H, d), 2,91 (3H, s), 7,00 (2H, d), 7,39 (1H, d), 7,46 (1H,
d), 8,52 (1H, d)

Composto No. VIII-202 :

2,91 (3H, s), 3,99 (3H, s), 7,04-7,09 (2H, m), 7,17 (1H, t), 7,39
(1H, d), 8,53 (1H, d)

Composto No. VIII-203 :

4,17 (3H, s), 6,95 (1H, d), 7,28-7,32 (2H, m), 7,58-7,69 (3H,
m), 8,51 (1H, d)

Composto No. VIII-204 :

4,18 (3H, s), 6,97 (1H, d), 7,52 (1H, d), 7,60 (1H, s), 7,81 (1H,
t), 7,87 (1H, d), 8,48 (1H, d)

Composto No. VIII-208 :
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2,41 (3H, d), 2,53 (3H, s), 7,02 (2H, d), 7,47 (1H, t), 8,40 (1H,
q), 8,53 1H, d)

Composto No. VIII-209 :

2,42 (3H, d), 2,59 (3H, s), 7,00 (2H, d), 7,43 (2H, q), 8,46 (1H,
d)

Composto No. VIII-210 :

7,30 (2H, d), 7,61-7,70 (4H, m), 8,53 (1H, d)

Composto No. VIII-211 :

2,41 (3H, s), 3,74 (3H, s), 6,94 (1H, d), 7,02 (2H, m), 7,43
(1H, 1), 8,40 (1H, d)

Composto No. VIII-212 :

1,44 (3H, t), 4,08 (2H, q), 6,82 (1H, s), 6,87 (1H, d), 7,13 (1H,
d), 7,53-7,58 (2H, m), 8,63 (1H, d), 8,72 (1H, d)

Composto No. VIII-213 :

1,48 (3H, t), 4,13 (2H, q), 7,15 (2H, d), 7,23 (2H, d), 7,56 (1H,
m), 8,63 (1H, d), 8,72 (1H, d)

Composto No. VIII-214 :

3,91 34, s), 7,12 (2H, d), 7,21 (2H, d), 7,59 (1H, d), 8,55 (1H,
d)

Composto No. VIII-215 :

2,15 (3H, s), 7,31-7,36 (3H, m), 7,59-7,66 (3H, m), 8,27 (1H,
d)

Composto No. VIII-216 :

3,77 (3H, s), 4,35 (4H, s), 6,77 (1H, dd), 6,85 (1H, d), 6,93
(1H, d), 7,05 (1H, d), 8,39 (1H, d)

Composto No. VIII-218 :

6,13 (2H, s), 6,72-6,77 (2H, m), 7,03 (1H, d), 7,61 (1H, d),
8,57 (1H, d)

Para os intermedidrios de produ¢do obtidos no exemplo 7 e
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exemplo 8, bem como um intermediario produzido da mesma maneira, os
dados de RMN-'H (valor CDCl/TMS & (ppm)) estdio apresentados a seguir.

Composto No. X-1 :

6,77 (1H, d), 7,29-7,67 (7H, m), 8,06 (d, 1H)

Composto No. X-6 :

6,78 (1H, d), 7,21-7,62 (6H, m), 8,06 (1H, d)

Composto No. X-7 :

6,77 (1H, d), 7,26 (2H, d), 7,45 (1H, t), 7,55-7,63 (3H, m),
8,09 (1H, d)

Composto No. X-9 :

2,48 (1H, s), 6,80 (1H, d), 7,17 (2H, d), 7,39-7,45 (3H, m),
7,54 (1H, t), 8,04 (1H, d)

Composto No. X-12 :

1,29 (d, 6H), 3,00 (1H, m), 6,77 (1H, d), 7,09-7,14 (2H, m),
7,40-7,46 (2H, m), 7,52-7,57 (2H, m), 8,05 (1H, d)

Composto No. X-14 :

6,71 (1H, d), 7,45-7,62 (4H, m), 7,78-7,89 (2H, m), 8,09 (1H,
d)

Composto No. X-17 :

3,74 (3H, s), 6,74 (1H, d), 7,14-7,24 (3H, m), 7,41 (1H, t),
7,51-7,58 (2H, m), 8,05 (1H, d)

Composto No. X-18 :

3,84 (3H, s), 6,80-6,89 (3H, m), 7,12 (1H, d), 7,43 (1H, 1),
7,49-7,61 (2H, m), 8,05 (1H, d)

Composto No. X-20 :

1,43 (3H, t), 4,06 (2H, m), 6,79 (3H, m), 7,11 (1H, d), 7,40-
7,58 (3H, m), 8,04 (1H, d)

Composto No. X-21 :

1,48 (3H, t), 4,12 (2H, q), 6,83 (1H, d), 7,10 (2H, d), 7,19 (2H,
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d), 7,44 (1H, 1), 7,54 (1H, t), 8,04 (1H, d)

Composto No. X-29 :

6,75 (1H, d), 7,22-7,29 (2H, m), 7,56-7,72 (4H, m), 8,08 (1H,
d)

Composto No. X-43 :

3,91 (3H, s), 6,80-6,88 (3H, m), 7,46 (1H, t), 7,55-7,64 (2H,
m), 8,07 (1H, d)

Composto No. X-44 :

2,31 (3H, s), 3,82 (3H, s), 6,70 (3H, s), 6,76-6,85 (2H, m),
7,35-7,57 (3H, m), 8,04 (1H, d)

Composto No. X-45 :

3,87 (3H, s), 3,98 (3H, s), 6,76 (1H, d), 6,85 (1H, dd), 7,07
(1H, d), 7,43 (1H, t), 7,56 (1H, t), 8,05 (1H, d)

Composto No. X-46 :

3,82 (6H, s), 6,42 (2H, s), 6,64 (1H, s), 6,87 (1H, d), 7,43 (1H,
t), 7,57 (1H, t), 8,04 (1H, d)

Composto No. X-53 :

3,85 (6H, s), 3,94 (3H, s), 6,50 (2H, s), 6,86 (1H, d), 7,45 (1H,
t), 7,59 (1H, t), 8,05 (1H, d)

Composto No. IX-6 :

1,01 (3H, t), 1,47 (2H, m), 1,78 (2H, m), 4,32 (2H, m), 7,39-
7,53 (2H, m), 7,76 (1H, t), 8,03 (1H, d)

Composto No. IX-9 :

0,90 (3H, t), 1,30-1,51 (6H, m), 1,78 (2H, m), 4,29 (2H, t),
7,40-7,47 (2H, m), 7,75 (1H, t), 8,04 (1H, d)

Composto No. [X-28 :

2,28 (3H, s), 2,85 (2H, t), 4,51 (2H, t), 7,41-7,70 (2H, m), 7,79
(1H,t), 8,12 (1H, d)

Composto No. I[X-29 :



10

15

20

25

310

3,09 (3H, s), 3,49 (2H, t), 4,77 (2H, t), 7,50-7,58 (2H, m), 7,84
(1H, t), 8,08 (1H, d)

Composto No. IX-73 :

6,12 (2H, d), 6,74-6,76 (2H, m), 6,88 (1H, d), 7,01 (1H, d),
7,43 (1H, t), 7,57 (1H, t), 8,04 (1H, d)

Composto No. IX-75 :

4,33 (4H, s), 6,74-6,89 (3H, m), 7,08 (1H, d), 7,44 (1H, t),
7,55 (1H, t), 8,02 (1H, d)

Daqui em diante, métodos de preparag@o serdo descritos em
detalhe com referéncia aos exemplos de preparagdo representativos. O tipo
dos compostos e aditivos, e as razdes de incorporagdo podem ser alteradas em
uma ampla faixa, sem se limitar aos dados a seguir. Na seguinte descri¢do, a
“parte” significa partes em peso.

<Exemplo de preparagdo 1> Formulag¢do de pé umectavel

Composto do composto No. [-12 10 partes
Octil fenil éter de polioxietileno 0,5 partes
Sal de sddio de 4cido

B-naftalenossulfonico-condensado

de formalina 0,5 partes
Terra de diatomacea 20 partes
Argila 69 partes

Os componentes mencionados  anteriormente  foram
uniformemente misturados e pulverizados para obter um formulagdo de po
umectavel. Além disso, formulagdes de p6 umectaveis podem ser obtidas da
mesma maneira, usando os respectivos compostos descritos na tabela 1 a
tabela 45 em vez do composto do composto No. I-12.

<Exemplo de preparagdo 2> Formulagio escoavel

Composto do composto No. I-13 20 partes
Agua 69 partes
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Sulfato de fenil éter de polioxietileno

estirenado 4 partes

Etileno glicol 7 partes

Aos componentes mencionados anteriormente, silicone AF-

118N (fabricado por Asahi Kasei Corp.) foi adicionado em uma quantidade de
200 ppm com base na quantidade total, e a mistura foi misturada por 30
minutos em um agitador de alta velocidade, e pulverizado em um
pulverizador tipo umido, para obter uma formulagdo escoavel. Além disso,
formulagGes escodveis podem ser obtidas da mesma maneira, usando os
respectivos compostos descritos na tabela 1 a tabela 45 em vez do composto
do composto No. I-13.

<Exemplo de prepara¢éo 3> Concentrado emulstficavel

Composto do composto No. I-59 30 partes
Mistura de quantidades iguais de

xileno e isoforona 60 partes
Polioxietileno sorbitano alquilado 4 partes
Polialquilaril éter de polioxietileno 4 partes
Alquilarila sulfonado 2 partes

Os componentes mencionados anteriormente foram
dissolvidos uniformemente para obter um concentrado emulsificavel. Além
disso, emulsdes podem ser obtidas da mesma maneira, usando os respectivos
compostos descritos na tabela 1 a tabela 45 em vez do composto do composto
No. I-59.

<Exemplo de preparagdo 4> Formula¢do de grinulo

Composto do composto No. [-58 10 partes
Mistura de talco e bentonita (1:3) 80 partes
Carbono branco 5 partes
Polioxietileno sorbitano alquilado 2 partes

Polialquilaril éter de polioxietileno 2 partes
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Alquilarila sulfonada 1 parte

Os componentes mencionados anteriormente  foram
uniformemente misturados e pulverizados. A esta mistura, agua foi
adicionada em uma quantidade equivalente a 10 partes, e a mistura resultante
foi misturada. A mistura misturada foi extrusada por meio de um orificio
tendo um didmetro de 0,7 mm usando um granulador tipo extrusdo, seca e
entdo cortada em um comprimento de 0,5 a 1 mm, para obter uma formulacdo
granular. Além disso, formulagdes de granulo podem ser obtidas da mesma
maneira, usando os respectivos compostos descritos na tabela 1 a Tabela 45
em vez do composto do composto No. [-58.

Os compostos descritos nas tabelas 1 a 45 podem ser
formulados em varias formula¢cdes da mesma maneira de acordo com os
métodos descritos nos exemplos de preparacdo 1 a 4.

Daqui em diante, a atividade herbicida do composto da
presente invengao sera descrita com referéncia aos exemplos de teste.

<Exemplo de teste 1> Teste para efeitos herbicidas no
tratamento de solo de campo de arroz.

Um pote pléastico de 100 cm?2 foi carregado com solo de campo
de arroz. Depois de regadas e do nivelamento as sementes de Echinochloa
oryzicola Vasing, Monochoria vaginalis (Burm. f.) Presl var. plantaginea
(Roxb.) Solms-Laub., e Scirpus juncoides Roxb. var. ohwianus. T. Koyama
foram semeadas e o solo foi encharcado a uma profundidade de 4gua de 3 cm.
No dia seguinte, uma formulago de pé umectavel preparada de acordo com o
exemplo de preparagdo 1 foi diluida com agua, e fot adicionada em gotas na
superficie. A quantidade de aplicacdo foi uma quantidade equivalente a 1.000
g do ingrediente ativo por hectare. Dai em diante, as plantas cresceram em
uma estufa e no 21° dia depois do tratamento, os efeitos herbicidas foram

investigados de acordo com os critérios descritos na tabela 138.
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Tabela 138
Indice No. Efeitos herbicidas (do grau de supressdo do crescimento) e fitotoxicidade

5 90% ou mais efeitos herbicidas de supresséo, fitotoxicidade

4 70% ou mais e menos que 90% de efeitos herbicidas, fitotoxicidade

3 50% ou mais e menos que 70% de efeitos herbicidas, fitotoxicidade

2 30% ou mais e menos que 50% de efeitos herbicidas, fitotoxicidade

1 10% ou mais e menos que 30% de efeitos herbicidas, fitotoxicidade

0 0% ou mais e menos que 10% de efeitos herbicidas, fitotoxicidade

Os resultados sfo apresentados na seguinte tabela 139 a tabela

146.
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. f.) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb.
var. ohwianus. T. Koyama

I-2
I-7
I-12
I-13
1-14
I-15
I-22
1-30
1-35
1-40
1-49
1-50
1-57
I-58
1-59
1-62
I-65
1-67
1-68
1-70
1-72
I-82
1-88
1-90
191
1-92
1-93
1-94
1-99
1-102
1-103
1-107
I-111
[-112
I-113
I-120
I-125
I-126
I-131
I-137
1-139
I-144
I-145
1-148
1-149
I-156
I-158
I-159
I-160
1-163
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. f.) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb.
var. ohwianus. T. Koyama|

1-165
I-166
1-171
I-173
I-176
1-177
I-178
1-179
I-180
1-182
1-185
1-189
1-197
1-199
1-201
1202
1-207
1-209
1-211
1-212
1-213
1-220
I-221
1-223
1-225
1-227
1-229
1-230
1-238
1-263
1-264
1-265
1-266
1-267
1-268
I-269
1-270
1-271
1272
1-273
1-274
1-275
1-276
1-277
[-278
[-279
1-280
1-281
I1-283
1-363
1-364
1-368
1-371
372
1-373
1-379
1-380
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. f.) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb.
var. ohwianus. T.
Koyama

-1
I1-4
11-5
11-6
-7
-8
11-9
II-11
I1-13
1-14
I-15
1I-20
11-21
I1-23
[1-24
11-29
[1-33
I1-39
1-44
1I-51
II-52
1I-57
I1-62
11-63
11-64
11-68
11-69
1I-71
1I-74
1I-75
11-81
H-84
11-90
11-95
11-101
II-116
1I-121
11-122
11-124
11-125
1I-129
1I-130
11-131
1I-136
mi37
[1-140
11-149
II-167
1I-168
1169
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. f.) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Scirpus juncoides Roxb. var,
ohwianus. T. Koyama

[1-173
I1-174
11-175
11-177
11-178
1I-179
11-180
II-185
I1-186
1-187
II-188
11-189
1I-190
11-193
11-154
1I-195
11-196
1-197
11-208
11-209
11I-210
II-211

11-212
11-213

I1-214
I1-215
II-216
1I-217
11-218
1I-219
I-220
1I-221

1I-222
11-223

11-224
11-225
11-226
11-227
11-228
11-229
11-230
1I-231

11-232
11-233

11-235
11-236
11-237
11-238
1-239
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. f.) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb.
var. ohwianus. T. Koyama

11-240
11-241
11-242
11-243
11-244
11-245
11-246
11-247
11-248
11-249
11-252
11-253
I1-254
11-255
11-256
11-257
11-258
11-259
11-260
11-261
11-263
11-301
11-303
11-304
I1-305
11-306
II-2
1I-5
111-7
I1I-12
III-13
I-15
I11-30
111-35
H-40
1I1-45
1I-59
70
I1-88
111-90
1I-96
111-99
111-107
111-108
HI-111
nI-117
111-118
111-120
11-130
111-139
II-158
111-173
111-189
I11-201
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. £) Presl var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb. var.
ohwianus. T. Koyama

nI- 202
H1-207
111-209
1m-212
1I-213
11-220
Im-221
11-229
111-230
1-231
111-232
111-234
111-235
111-236
111-237
I1-238
I11-239
I1-240
I11-241
I11-242
1H-243
111-244
111-245
11-246
I11-247
Iv-1
V-2
Iv-3
V-4
IvV-6
v-7
v-8
V-9
Iv-11
1V-13
Iv-17
IV-18
IV-19
v-20
IvV-21
1v-23
1v-24
1v-30
Iv-33
1v-34
1v-39
IV-40
1v-41
1V-44
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Composto No.

Echinochloa oryzicola
Vasing

Monochoria vaginalis
(Burm. ) Pres} var.
plantaginea (Roxb.)

Solms-Laub.

Scirpus juncoides Roxb. var.
ohwianus. T. Koyama

1v-52
Iv-57
Iv-62
IV-85
IV-90
IV-95
IV-100
IV-101
IV-106
IV-128
IvV-136
IV-150
[V-151
IV-152
[V-153
IV-154
IV-155
IV-156
IvV-157
Iv-158
IV-159
IV-160
Iv-161
IV-165
IV-166
IV-168
IV-169
[v-170
Iv-173
IV-174
Iv-177
IV-178
IV-179
1V-180
1V-184
Iv-i85
1V-186
Iv-187
IV-188
IV-189
IV-200
IV-201
Iv-202
IV-203
IV-206
1V-208
IV-209
1v-210
IV-212
IV-213
IV-214
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Tabela 146

Monochoria vaginalis

Echinochloa oryzicola (Burm. f.) Presl var. Scirpus juncoides Roxb.
Vasing plantaginea (Roxb.) var. ohwianus. T. Koyama

Solms-Laub.

Composto No.

Iv-215
1V-216
1v-217
Iv-218
v-219
Iv-220
Iv-221
1v-222
Iv-223
1v-224
Iv-225
Iv-226
1v-227
1v-228
Iv-229
1v-230
1v-231
1v-232
Iv-233
Iv-234
Iv-235
IV-236
1v-237
1vV-238
IVv-239
Iv-240
Iv-241
IvV-242
IV-243
Iv-244
1v-245
1v-247
1v-248
1v-249
Iv-256
Iv-251
Iv-252
IV-253
Iv-254
Iv-255
1V-256
Iv-257
1V-258
IvV-259
IV-260
1v-262
1V-265
IV-266
IV-267
1V-268
1V-269
1vV-270
1v-271
Composto Comparativo A
Composto Comparativo B
Composto Comparativo C
Composto Comparativo D

= = O N UVULMULUUULULAEVMULLLLVTVVVUNW LUV BB ERELMUUUNUUUL LU UL LWL WL U WL WL KWV WKW WD WL WL WL
ANOCOCOUVUVLLINVIVLTLTLTLLULLILT LMTVLTULTLLMLTVTLTL LUV LU LUK LWL LA AL L v i it L b Wy L L A Lh Wa
N—OoOQOUuuUuULuLuUuLuLULLULLLLMTLLLTULLDLLLLLIMLKIILTLLLTLU LLLULLILTUNLLLULLLLLDLLLLTLLELEFLLLTUL L LT LWL LWL L A

Adicionalmente, composto comparativo A, composto
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comparativo B, composto comparativo C e composto comparativo D nas
tabelas sdo Composto No. 70, Compbsto No. 34, Composto No. 32 e
Composto No. 31 descritos em EP 283261, respectivamente. As férmulas
estruturais destes compostos sdo mostradas a seguir.

[Férmula quimica 35]

Composto Comparativo A

0 O
N
l ey
)@
H N
Composto Comparative C Composto Comparativo D

<Exemplo de teste 2> Teste dos efeitos herbicidas no
tratamento do solo de campo de planicie

Um pote plastico de 80 cm?2 foi carregado com solo de campo
de planicie. Sementes de Abutilon theophrasti medicus e Amaranthus viridis
L. foram semeadas, e solo foi coberto. Uma formulacdo de pé umectavel
preparada de acordo com o exemplo de preparagdo 1 foi diluida com agua, e
foi uniformemente aspergida na superficie do solo com um aspersor pequeno,
em uma quantidade equivalente a 1.000 litros por hectare, de maneira tal que
1.000 g do ingrediente ativo por hectare fossem aplicadas. Dai em diante, as
plantas cresceram em uma estufa e no 21° dia depois do tratamento, os efeitos
herbicidas foram investigados de acordo com os critérios descritos na tabela

138 mostrada a anteriormente. Os resultados sio apresentados na seguinte

tabela 147 a tabela 154.
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Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

2
I5
17

12
13
114
115
118
I-21
1-30
1-40
1-49
1-50
[-57
1-58
1-59
1-62
1-65
1-68
1-70
I-71
1-72
1-80
1-82
1-88
1-90
1-93
1-94
1-99
1-102
1-103
1-107
I-131
I-139
1-144
I-145
1-148
1-149
156
I-158
1-159
I-160
1-163
1-165
171
1-173
1-176
1-177
1-178
1-179
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Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

[-180
[-182
I-185
I-189
1-195
1-197
1-199
1-201
1-202
1-207
1-209
I-211
I-212
I-213
1-220
1-221
1-223
1-225
1-227
1-229
1-230
I-238
1-256
1-263
1-264
1-265
1-266
1-267
1-268
1-269
1-270
1-271
1-272
I-273
1-275
1-277
1-278
1-279
1-281
1-283
1-363
1-364
1-368
I-371
1-372
I-373
1-379
1-380
I1-1
I1-4
115
II-6
17
11-8
I1-9
1I-11

LML nnbhuuuuaaUuUBuTUuUBUUuiasE b VUVUTULIEEAEUBTUBMULULULIIVLLLWVLUVE VPR ULV WLLEWOLLWL W

LMbhLuLuUudUuLLLULIILVLTLLLLLTLTIMTLLLMLULVTBLLTLUVTUVVTUVTUVLVLEAR LTULLUTBLULELEULE LWL LGB




Tabela 149
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Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

1I-13

[i-14

II-15

I1-20
II-21

11-23

II-24
I-29
II-33

1I-39
11-44
11-52
1I-57
11-62
11-63

11-64
1I- 68
11-69
11-75

1I-81

11-90
11-95

1I-101
1I-122
II-125
1I-129
1I-130
II-131
1I-136
11-137
II-146
11-149
[1-167
[1-168
1I-173
11-174
11-180
Ii-185
11-186
11-188
1I-189
1I-190
1I-193
11-194
11-196
11-208
1-211
11-212
11-213

LML bbdhuuwwLLuuuadhhuuuabhuBUuLuuLuubuuubhbhbhunbAhleUnnhhhuuubasbunnunununhun

MuUuUuLuuuubuLLLELIMuTLLMLTUNLTLLLTL VLV LLLLL LWLV ULV L UL L LW




Tabela 150
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Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

I1-215
II-216
I1-217
11-218
11-219
11-220
11-221
11-222
11-223
11-224
11-225
11-226
11-227
11-228
I1-229
11-230
-231
11-232
11-233
11-234
II-235
11-236
11-237
11-238
1I-239
11-240
II-241
I1-242
I1-243
I1-244
I1-245
11-247
11-249
I1-250
11-252
11254
I1-259
I1-260
1I-261
11-262
I1-263
11-301
11-302
1I-303
11-304
I1-305
11-306
1I1-2
III-5
II1-7
11-12
I11-13
HI-15
111-30

LunphbumuwmuwmumuumumunbhunbbbhuUbhmwuubnubuvuunbuuvunuunbhbuubdbdbdhbhbOUULbBLd v &AW
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Tabela 151
Composto No. Abutilon theophrasti medicus Amaranthus viridis L.

111-35 5 5
111-40 5 5
113-45 4 5
111-59 5 5
HI1-70 5 5
1I1-88 5 5
111-90 5 5
111-96 5 5
Ii1-99 5 5
111-107 4 5
I11-108 5 5
I-111 5 5
I-117 5 5
III-118 5 5
II1-120 4 5
I11-130 5 5
111-139 5 5
I11-158 5 5
MI-173 5 5
I11-189 5 5
11-201 5 5
11-202 5 5
1-207 5 5
[11-209 5 5
[I-212 4 5
[I1-213 5 5
[11-220 5 4
111-221 4 5
111-229 5 5
m-231 5 5
M1-232 5 5
I1-233 5 5
111-234 5 5
1I1-236 5 5
111-237 5 5
11-238 5 5
111-239 5 5
1i-24¢ 5 5
111-242 4 5
I11-243 5 5
11-244 5 5
111-245 5 5
111-246 4 5
111-247 4 5

Iv-1 5 5

Iv-2 5 5

1v-3 5 5

Iv-4 5 5




Tabela 152

328

Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

V-6
1v-7
V-8
Iv-9
Iv-11
IvV-13
1V-17
IV-18
IV-19
IvV-20
Iv-21
Iv-23
Iv-24
IV-30
IvV-33
1v-34
Iv-39
1v-40
v-41
IV-44
1v-52
1v-57
1V-62
IV-85
1V-90
IV-95
IV-100
Iv-101
IV-106
IvV-128
IV-136
IV-150
IV-151
IV-152
IV-153
IV-154
IV-155
[V-156
IV-157
IV-158
IV-159
IV-160
IV-161
IV-165
IV-166
IV-168
IV-169
IV-170

(W IRV RV RV RV RV IRV RV RV RV RV SRV IRV IRV RV IRV I IRV RV RV R IRV RV R RV R RV RV RV R RV RV RV R R SR RV RV RV RV IR RV RV RV RV V. RV

[V RV IRV IR RV RV IV IV, IRV IRV RV R RV RV R IRV RV RV IV IR RV IRV RV IRV IRV IR IRV e SR N R RV RV RV RV IRV R R V. RV IRV SRV IRV RV SV IRV RV R |




Tabela 15
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Composto No.

Abutilon theophrasti medicus

Amaranthus viridis L.

Iv-173
IvV-177
IV-178
IvV-179
1vV-180
1vV-184
IV-186
1v-187
IV-188
1V-189
1V-200
1v-201

TV-202
1v-203
1v-206
1v-208
1v-209
1v-210
1vV-212
Iv-213

IvV-214
Iv-215
1v-216
1vV-217
IV-218
IV-219
IV-220
1v-221

Iv-222
1v-223

1V-224
V- 225
1v-226
1v-227
Iv-228
1v-229
1V-230
1v-231

1v-232
Iv-233
IV-234
1v-235

Iv-236
Iv-237
Iv-238
Iv-239
IV-240
Iv-241

1v-242
1V-243

bmunnbunbhbbhnhhuUhhbhhonunnumnnhunnnibhhhhhhunhhhn i hnbnthh nth hth & L b e
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Tabela 154
Composto No. Abutilon theophrasti medicus Amaranthus viridis L.
1V-244 5 5
1V-245 5 5
IV-247 5 5
IV-248 5 5
IV-249 4 5
1v-250 4 5
1V-251 4 5
Iv-252 5 5
1V-253 5 5
1vV-254 5 5
1v-255 5 5
1V-256 5 5
1V-257 5 5
IV-258 5 5
1vV-259 5 5
IV-260 5 5
IV-262 5 5
IV-266 5 5
v-267 5 5
Iv-268 5 5
IV-269 5 5
Iv-271 4 5
Composto Comparativo A 1 0
Composto Comparativo B 2 2
Composto Comparativo C 0 3
Composto Comparativo D 0 3

Adicionalmente, composto comparativo A, composto
comparativo B, composto comparativo C e composto comparativo D nas
tabelas sdo Composto Nos. 70, 34, 32 e 31 descritos em EP-283261,
respectivamente. Adicionalmente, composto comparativo A e composto
comparativo B nas tabelas sdo Composto No. 70 e Composto No. 34 descrito
in EP-283261, respectivamente.

<Exemplo de teste 3> Teste dos efeitos herbicidas no
tratamento das folhas de campo de planicie

Um pote plastico de 80 cm?2 foi carregado com solo de campo
de planicie. Sementes de Echinochloa crus-galli (L.) P. Beauv. var. crus-galli,
Abutilon theophrasti medicus e Amaranthus viridis L. foram semeadas e as
plantas cresceram por duas semanas em uma estufa. Uma formulagdo de pod
umectavel preparada de acordo com o exemplo de preparagdo 1 foi diluida
com agua, e foi aspergida com um aspersor pequeno para realizar a aplicagdo
nas folhas em toda a planta do lado superior, em uma quantidade equivalente
a 1.000 litros por hectare, de maneira tal que 1.000 g do ingrediente ativo por

hectare fosse aplicado. Dai em diante, as plantas cresceram em uma estufa e
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no 14° dia depois do tratamento os efeitos herbicidas foram investigados de
acordo com os critérios descritos na tabela 138 mostrada a anteriormente. Os

resultados sdo apresentados na seguinte tabela 155 a tabela 162.



Tabeia 155
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Composto No.

| Echinochloa crus-galli

(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

1-2
1-5
I-7
I-12
I-13
I-14
15
I-21
I-22
1-30
I-35
1-40
1-49
I-50
I-58
I-59
1-62
1-65
1-67
1-68
1-70
I-71
I-72
1-82
1-88
1-90
191
[-92
193
1-94
1-99
1-100
1-102
1-103
1-107
I-111
I-112
I-131
I-136
I-137
I-139
1-144
1-145
1-148
1-149
I-156
1-158
I-159
I-160
I-163

4

SAabdbhULnULUVUMULADRABBUMDbbULUPAPULULLLLLULLLLLTLLLLULLE VTV MR R AUV ULLERDWUBAERDUWUL SV ESE SDS
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Tabela 156
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

I-171
173
I-176
I-177
1-179
1-180
i-182
I-185
[-189
I-195
I-197
I-199
[-201
[-202
1-207
I-211
1-212
1-213
1-220
1-221
1-225
1-227
1-229
1-230
1-243
1-247
1-263
1-266
1-267
1-268
1-269
1-270
1-271
1-272
1-275
1-277
1-281
1-283
[-364
I-371
[-372
I-373
[-380
Ii-1
11-4
II-5
11-6
-7
1I-8
11-9
1I-11
11-13

LMuUumumuumupbubduwbubbuULLvLuUuLLLLLLLLIBEBUV KA AR UVLILMLLLA VLWLV AE WWULLE L LWL
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Tabela 157
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Composto No.

Echinochloa crus-galli

(L.) P. Beauv. var. crus- |

galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

11-14
1I-15
11-20
II-21
1I-23
II-24
II-33
I1-39
1I-44
1I-51
1I-52
I1-57
1I-62
1I-63
11-64
11-68
11-69
I1-71
11-74
1I-75
1I-84
11-90
11-95
1I-101
1I-116
II-121
II-122
II-124
II-125
11-129
II-130
1I-131
II-136
1I-137
11-149
1I-167
11-168
1I-173
1I-178
I1-185
11-188
11-189
11-190
II-196
[1-197
11-208
I1-210
11-211

MbHEULULAEUEBEWLAERLLLLLLLLLLIVLIAE R VMWLWLAEWVLL BRELLULLLLLEEAE LLWLEE L L LWL L LW
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Tabela 158
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

11-212
11-213
11-214
11-215
1I-217
1I-218
11-219
11-220
11-221
11-222
I1-223
11-224
11-225
11-226
11-227
11-228
11-231
11-233
I1-234
11-237
11-238
11-239
1I-241
11-242
11-243
11-244
11-249
11-252
1I-254
1I-255
1I-256
11-257
11-260
1I-261
11-263
11-303
1I-304
11-305
-2
1II-5
m-7
nI-12
1II-13
NI-15
II-30
1I-35
1I1-40
111-45
1I-59
111-88

MunhpbhpbhbUubhhhpbpUuULUbhbULUuUULLLTULULLLLLLLLULTUVMI LA ULV A LWLV VTV B A i &
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Tabcela 159
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

111-90
111-96
111-99
HI-107
111-108
HI-111
HI-117
11J-118
11-120
111-130
I11-139
I1I-158
I11-173
I11-189
111-201
111-202
[1-207
[11-209
11-212
1I-213
NI-221
I1-229
[1-230
1-231
1-232
[11-234
II-235
I1-236
X-237
I11-238
I11-239
I11-240
I1-241
I1-242
1I1-243
111-246
1-247
IvV-1
Iv-2
Iv-3
Iv-4
Iv-6
v-7
V-8
Iv-9
Iv-11
IV-13

MunhunuvmupuunmuLLuuubhapuuunbuuLuuuumbbuUnuuuunnnhunhbuhhbhhuninnn S S VW
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Tabela 160
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

IvV-17
IV-18
1vV-19
1V-20
Iv-21
[V-23
[V-24
IV-30
IV-33
IV-34
V-39
IV-40
IV-41
Iv-44
IvV-52
1vV-57
IvV-62
V-85
IvV-90
IvV-95
1IV-100
1V-101
IV-106
1V-128
IV-136
IV-150
IV-151
IV-152
IV-153
IV-154
IV-155
IV-156
IV-157
IV-158
1V-160
1v-161
IV-165
IV-166
IV-168
IV-169
1V-173
IV-174
IvV-177
1V-178
IV-179
IV-180
1V-184

(O R Y RV R R U RV R R Y Y Y Y YV RV RV RV IR I SV RV RV RV I -V RV RV IRV IV SR IV RV SRV RV SR SR R RV |

[V RV N RV RV RV RV RV SV IRV RV NV RV RV RV RV IRV IRV RV VIR VAR IRV SRV IR RV RV SV SV IRV RV IRV RV RV R, IR RV R R - NV RV I W RV R )
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Tabela 161
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(1..) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus viridis L.

IV-185
IvV-186
1vV-187
IV-188
1V-189
1IV-200
1V-201
1vV-202
1v-203
1V-206
1v-208
1v-209
1vV-210
1v-212
1v-213
IV-214
IV-215
IV-216
Iv-217
IvV-218
IvV-219
1V-220
1v-221
1vV-222
Iv-223
1v-224
1v-225
IV-226
1vV-227
1v-228
1v-229
1V-230
1vV-231
1V-232
Iv-233
1v-234
1vV-235
1V-236
1v-237
1v-238
1V-239
1V-240
1V-241
1v-242
1V-243
1V-244
1v-245
1V-247
1V-248

(W RV RV RV IRV RV SV RV V. IV IV R IRV IRV IRV RV RV IRV IR IRV R RV IRV RV SRV IRV RV R IRV SV IRV IV BV IV RV IRV V. IRV RV RV IRV IRV VR IV RV IR, |
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Tabela 162
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Composto No.

Echinochloa crus-galli
(L.) P. Beauv. var. crus-
galli

Abutilon theophrasti
medicus

Amaranthus vindis L.

Iv-251

Iv-252

IV-253

IvV-254

IV-255

IV-256

Iv-257

Iv-258

1v-259

1v-260

Iv-262

1V-266

1v-267

IvV-268

IV-269

Iv-271
Composto Comparativo A
Composto Comparativo B
Composto Comparativo C
Composto Comparativo D
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REIVINDICACOES

1. Derivado de oxopirazina ou um sal agroguimicamente
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5 ou um sal agroguimicamente aceitavel do mesmo.

2. Herbicida, caracterizado pelo fato de que compreende o

derivado de oxopirazina como definido em qualquer uma das reivindicagdes 1
a 7 ou um sal do mesmo, como um ingrediente ativo.

3. Método para usar um herbicida, caracterizado pelo fato de

10 que o método compreende tratar solo efou plantas com uma quantidade

efetiva do herbicida como definido na reivindicagio 12.
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1

RESUMO
“DERIVADO DE OXOPIRAZINA OU UM SAL AGROQUIMICAMENTE
ACEITAVEL DO MESMO, HERBICIDA, E, METODO PARA USAR UM
HERBICIDA”

A presente invencdo fornece um derivado de oxopirazina
tendo uma excelente atividade herbicida e, além disso, que apresenta alta
seguranca para lavouras tteis e similares, ou um sal do mesmo, € um
herbicida contendo o mesmo.

A presente invengao diz respeito a um derivado de oxopirazina
representado pela formula [I]:

[Férmula quimica 39]

R® o Xx!
AT | N’Rl
Az\ N N g2 [1]
[,

em que X! representa um 4tomo de oxigénio ou um 4tomo de
enxofre; X? representa CH ou N(O),; m representa um ndmero inteiro de 0 ou
1; R! representa um 4tomo de hidrogénio, um grupo alquila C;-Cj; e
similares; R? representa um dtomo de halogénio, um ciano grupo e similares;
R? é um grupo hidroxila, um dtomo de halogénio e similares; A! representa
C(R*R®); A? representa C(R°R”) ou C=0; A3 representa C(R®R’); R* a R’
representam um atomo de hidrogénio ou um grupo alquila,

ou um sal do mesmo, € um herbicida contendo estes

compostos.
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